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@ Indol-, Isochinolin- und Benzazepinderivate, diese Verbindungen enthaltende Arzneimittel und Verfahren zu 
ihrer Herstellung 

Die vorliegende Erfindung betrifftneue cyclische Aminde- 
rivate der allgemeinen Formel 



E - CH n 



G - R 



in der 

A, B, E, G, R, R 1# R 2 , m und n wie im Anspruch 1 definiert sind, 
deren Enantiomeren, deren Diastereomeren, deren N-Oxide 
und deren Saureaddittonssalze, welche wertvolle pharmako- 
logische Eigenschaften aufweisen, insbesondere eine herz- 
frequenzsenkendeWirkung. 

Die neuen Verbindungen konnen nach an sich bekannten 
Verfahren hergestellt werden. 



in 
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Patentansprtiche 



1. Neue cyclische Aminderivate der allgemeinen Formel 



A 



<CHJL 




B 



N 



E 



CH 



\ 



\ 



N — G—R 



(CHA 



in der 



Aeine -CH 2 -, -CH 2 -CH 2 - oder -CH=CH-Gruppe, 
B eine -CH 2 -, -CH 2 -CH 2 -, -CO- oder 



— GH 2 CO-Gruppe 



X 



wobei das mit x gekennzeichnete Kohlenstoffatom mit dem Phenylkern verkntipft ist, 

E eine gegebenenfalls durch eine Alkylgruppe mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen substituierte geradkettige 

Alkylengruppe mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen, 

G eine gegebenenfalls durch eine Alkylgruppe mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen substituierte geradkettige 
Alkylengruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, wobei die mit dem Rest R verbundene Methylengruppe einer 
gegebenenfalls durch eine Alkylgruppe mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen substituierten geradkettigen Alky- 
lengruppe mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, eine Sulfinyl-, Sulfonyl- 
oder gegebenenfalls durch eine Alkylgruppe mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen substituierte Iminogruppe 
ersetztsein kann, 

Ri ein Wasserstoff- oder Halogenatom, eine Trifluormethyl-, Nitro-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, 
Alkyl-, Hydroxy-, Alkoxy- oder Phenylalkoxygruppe, wobei jeder Alkylteil jeweils 1 bis 3 Kohlenstoff atome 
enthalten kann, 

R2 ein Wasserstoffatom oder Halogenatom, eine Hydroxy-, Alkoxy-, Phenylalkoxy- oder Alkylgruppe, 
wobei jeder Alkylteil jeweils 1 bis 3 Kohlenstof fatome enthalten kann, oder 
Ri und R 2 zusammen eine Alkylendioxygruppe mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen, 
m die Zahl 1 , 2, 3, 4, 5 oder 6 und 

n die Zahl 0, 1 , 2 oder 3, wobei j edoch n 4- m die Zahl 3, 4 5 oder 6 darstellen muB, und 
R eine Benzylgruppe, einen uber ein Kohlenstoff- oder Stickstoffatom gebundenen 5- oder 6-gliedrigen 
heteroaromatischen Ring, welcher ein Sauerstoff-, Schwefel- oder Stickstoffatom, zwei Stickstoffatome 
oder ein Stickstoffatom und ein Sauerstoff- oder Schwefelatom enthalt, und an den zusatzlich ein Phenylring 
ankondensiert sein kann, wobei in diesem Fall auch die Bindung uber den Phenylkern erfolgen kann, und in 
denen das Kohlenstoffgerust der vorstehend erwahnten mono- und bicyclischen Ringe durch ein Halogen- 
atom, eine Alkyl-, Hydroxy-, Alkoxy-, Phenylalkoxy-, Phenyl-, Dimethoxyphenyl-, Nitro-, Amino-, Acetyla- 
mino-, Carbamoylamino-, N-Alkyl-carbamoylamino-, Hydroxymethyl-, Mercapto-, Alkylmercapto-, Alkyl- 
sulfinyl-, Alkylsulfonyi-, Alkylsulfonyloxy-, Alkylsulfonylamino-, Alkoxycarbonylmethoxy-, Carboxyme- 
thoxy- oder Alkoxymethylgruppe mono- oder disubstituiert oder durch eine Methylen- oder Ethylendioxy- 
gruppe substituiert sein kann und gleichzeitig eine gegebenenfalls vorhandene Iminogruppe in den vorste- 
hend erwahnten heteroaromatischen Ringen durch eine Alkyl-, Phenylalkyl- oder Phenylgruppe substituiert 
sein kann, wobei die vorstehend erwahnten Alkylteile jeweils 1 bis 3 Kohlenstoffatome enthalten konnen 
und eine Indolylgruppe zusatzlich durch eine Methylamino-, Dimethylamino-, Methoxy-, Acetoxy-, Trifluor- 
methyl-, Trichlormethyl-, Carboxy-, Methoxycarbonyl-, Ethoxycarbonyl-, Cyano-, Cyclohexyl-, Trimethox- 
yphenyl-, Trifluorphenyl-, Trichlorphenyl-, Tribromphenyl-, Dihalogen-amino-phenyl-, Benzyl-, Benzyloxy- 
oder Benzylaminogruppe substituiert sein kann, wobei die vorstehend erwahnten Benzyl-, Benzyloxy- oder 
Benzylaminoreste im Benzylkern durch Methoxy- oder Methylgruppen mono-, di- oder trisubstituiert sein 
konnen, wobei die Substituenten gleich oder verschieden sein konnen, eine gegebenenfalls durch eine 
Alkylendioxygruppe mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen substituierte Naphthylgruppe oder eine durch Halo- 
genatome, Alkyl-, Hydroxy-, Alkoxy-, Alkylsulfonyloxy-, Nitro-, Amino- oder Alkanoylaminogruppen mo- 
no- oder disubstituierte Naphthylgruppe, wobei die Substituenten gleich oder verschieden sein konnen und 
der Alkyl-, Alkoxy- oder Alkanoylteil jeweils 1 bis 3 Kohlenstoffatome enthalten kann, oder auch, wenn B 
eine — CH 2 - oder — CO-Gruppe darstellt, eine gegebenenfalls durch eine Alkylendioxygruppe mit 1 oder 2 
Kohlenstoffatomen substituierte Phenylgruppe, eine durch ein Halogenatom, eine Alkyl-, Hydroxy-, Al- 
koxy-, Phenylalkoxy-, Nitro-, Amino-, Alkanoylamino-, Alkylsulfonylamino-, Bis(alkylsulfonyl)amino-, Alkyl- 
sulfonyloxy-, Trifluormethyl-, Trifluormethoxy- oder Trifluormethylsulfonyloxygruppe substituierte Phe- 
nylgruppe, eine durch Halogenatome, Alkyl- oder Alkoxygruppen disubstituierte Phenylgruppe, wobei die 
Substituenten gleich oder verschieden sein konnen, eine Trialkoxyphenyl-, Tetraalkylphenyl- oder Dihalo- 
gen-aminophenylgruppe, wobei die vorstehend erwahnten Alkyl-, Alkoxy- oder Alkanoylteile jeweils 1 bis 3 
Kohlenstoffatome enthalten konnen, bedeuten, deren Enantiomeren, deren Diastereomeren, deren N-Oxi- 
de und deren Saureadditionssalze. 
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2. Neue cyclische Aminderivate der allgemeinen Formel I gemaB Anspruch 1, in der 
A, B, m und n wie im Anspruch 1 def iniert sind, 

E eine geradkettige Alkylengruppe mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen, 

G eine geradkettige Alkylengruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, wobei eine mit dem Rest R verbundene 
Methylengruppe einer geradkettigen Alkylengruppe mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen durch ein Sauerstoff- 5 
atom, eine Methylimino- oder Ethyliminogruppe ersetzt sein kann, 
Ri eine Methyl- oder Methoxygruppe, 

R 2 eine Methyl- oder Methoxygruppe oder Ri und R 2 zusammen eine Methylendioxygruppe und 
R eine gegebenenfalls durch eine Methylgruppe substituierte Furyl-, Thienyl-, Pyridyl-, Benzo[b]furyl- oder 
Benzo[b]thienylgruppe, eine durch ein Halogenatom, eine Methoxy- oder Methansulfonyloxygruppe substi- 10 
tuierte Benzo[b]thienylgruppe, eine gegebenenfalls durch eine Hydroxy-, Methoxy- oder Benzyloxygruppe 
substituierte Indolyl- oder N-Methylindolylgruppe, eine Dimethyl-thienyl- oder Dimethoxy-isochinolyl- 
gruppe, eine gegebenenfalls durch Methyl- oder Methoxygruppen mono- oder disubstituierte Naphthyl- 
gruppe, wobei die Substituenten gleich oder verschieden sein konnen, oder auch, wenn B eine — CH 2 - oder 
CO-Gruppe darstellt, eine gegebenenfalls durch eine Methylendioxygruppe substituierte Phenylgruppe, 15 
eine durch Chlor- oder Bromatom, Methyl- oder Methoxygruppen mono- oder disubstituierte Phenylgrup- 
pe, wobei die Substituenten gleich oder verschieden sein konnen, eine durch eine Hydroxy-, Benzyloxy-, 
Methansulfonyloxy-, Trifluormethansulfonyloxy-, Trifluormethyl-, Trifluormethoxy-, Nitro-, Amino-, Aceta- 
mido-, Methansulfonylamino- oder Bis(methansulfonyl)aminogruppe substituierte Phenylgruppe, eine Tri- 
methoxyphenyl-, Tetramethylphenyl- oder Dihalogenaminophenylgruppe bedeuten, deren Enantiomeren, 20 
deren Diastereomeren, deren N-Oxide und deren Saureadditionssalze. 

3. Neue cyclische Aminderivate der allgemeinen Formel 



N— E— CH N— G — R (la) 




R 2 * (CH 2 )„ 

30 

in der Ri, R 2 , A, B, E, G, m und n wie im Anspruch 2 def iniert sind, deren Enantiomeren, deren Diastereome- 
ren, deren N-Oxide und deren Saureadditionssalze. 

4. Neue cyclische Aminderivate der allgemeinen Formel la gemaB Anspruch 3, in der 

A eine -CH 2 CH 2 -Gruppe, 35 
B eine -CH 2 -, -CH 2 -CH 2 -, —CO- oder 



— CH 2 CO-Gruppe 



wobei das mit x gekennzeichnete Kohlenstoff atom mit dem Phenylkern verknupf t ist, 
E eine Methylen- oder Ethyl engruppe, 

G eine geradkettige Alkylengruppe mit 2 bis 4 Kohlenstoffatomen, wobei die mit dem Rest R verbundene 
Methylengruppe einer geradkettigen Alkylengruppe mit 3 oder 4 Kohlenstoffatomen durch ein Sauerstoff 45 
ersetzt sein kann, 
Ri eine Methoxygruppe, 

R 2 eine Methoxygruppe oder Ri und R 2 zusammen eine Methylendioxygruppe, 
m die Zahl3oder4, 

ndieZahll und so 
R eine Naphthyl-2-, 6-Methoxy-naphthyl-2-, 5-Methyl-6-methoxy-naphthyl-2-, Thienyl-2-, Benzo[b]furyl-2- 
oder Benzo[b]thienyl-3-gruppe oder auch, wenn B die — CH 2 - oder —CO-Gruppe darstellt, eine 4-Methox- 
yphenyl- oder 3,4-DimethoxyphenyIgruppe bedeuten, deren Enantiomeren, deren Diastereomeren und 
deren Saureadditionssalze. 

5. 3-[(N-(2-(NaphthyI-2)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4,5-tetrahydro-2H-3-benzaze^ 55 
pin, dessen Enantiomeren, dessen Diastereomeren und dessen Saureadditionssalze. 

6. 2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethyl-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochi- 
nolin, dessen Enantiomeren, dessen Diastereomeren und dessen Saureadditionssalze. 

7. 3-[(N-(4-(Thienyl-2)-butyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4,5-tetrahydro-2H-3-ben 

pin, dessen Enantiomeren, dessen Diastereomeren und dessen Saureadditionssalze, 60 

8. Physiologisch vertragliche Saureadditionssalze der Verbindungen gemaB den Anspriichen 1 bis 7 mit 
anorganischen oder organischen Sauren. 

9. Arzneimittel, enthaltend eine Verbindung der allgemeinen Formel I gemaB den Anspriichen 1 bis 7 oder 
dessen physiologisch vertragliches Saureadditionssalz gemaB Anspruch 8 neben einem oder mehreren 
inerten Tragerstoff en und/oder Verdunnungsmitteln. 65 

10. Arzneimittel gemaB Anspruch 9 geeignet zur Behandlung von Sinustachykardien und ischamischen 
Herzerkrankungen. 

11. Verfahren zur Herstellung eines Arzneimittels gemaB den Anspriichen 9 und 10, dadurch gekennzeich- 



3 
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net, daB auf nichtchemischem Wege eine Verbindung gemaB den Anspruchen 1 bis 7 oder dessen physiolo- 
gisch vertragliches Saureadditonssalz gemaB Anspruch 8 in einen oder mehreren inerten Tragerstoffen 
und/oder Verdunnungsmitteln eingearbeitet wird. 

12. Verfahren zur Herstellung von neuen cyclischen Aminderivaten gemaB den Anspruchen 1 bis 8, dadurch 
gekennzeichnet, daB 

a) eine Verbindung der allgemeinen Formel 

B N— E— CH N— H (H) 

VV \ / 

* (CH 2 )„ 

i 

in der Ri, R 2 , A, B, E, m und n wie in den Anspruchen 1 bis 7 definiert sind, mit einer Verbindung der 
allgemeinen Formel 

Zi-G-R (HI) 
in der 

R und G wie in den Anspruchen 1 bis 7 definiert sind und 

Z'i eine nukleophile Austrittsgruppe, eine Hydroxygruppe oder Z\ zusammen mit einem Wasserstoff- 
atom der benachbarten Methylengruppe ein Sauerstoffatom darstellt, 

umgesetzt wird oder 

b) eine Verbindung der allgemeinen Formel 

Ri a 

r 2 ^^ \— h av) 

in der Ri, R 2 , A und B wie in den Anspruchen 1 bis 7 definiert sind, mit einer Verbindung der 
allgemeinen Formel 

(CHJL 

Z2— E— CH N— G— R (V) 

\ / 

in der 

R, E, G, m und n wie in den Anspruchen 1 bis 7 definiert sind und 
Z2 eine nukleophile Austrittsgruppe darstellt, 

umgesetzt wird oder 

c) zur Herstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel I, in der B eine — CH 2 - oder 
— CH 2 CH2-Gruppe darstellt, eine Verbindung der allgemeinen Formel 

Ri A (CH^ 
R 2 + Y \— E— CH N— G— R (VI) 



Bl (CHA 



in der 



R, Ri, R 2 , A, E, G, m und n wie in den Anspruchen 1 bis 7 definiert sind und 
Bi eine —CO- oder 
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— CH 2 CO-Gruppe 

X 



darstellt, wobei das mit x gekennzeichnete Kohlenstof fatom mit dem Phenylkern verknupft ist, 
reduziert wird oder 

d) zur Herstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel I, in der A eine — CH 2 -Gruppe und B 
eine —CO- oder — CH 2 CO-Gruppe darstellen, eine Verbindung der allgemeinen Formel 

Ri nrk (CH 2 ) OT 




R 2 + II N— E— CH N— G — R (VII) 



in der 



R, Ri, R 2 , E, G, m und n wie in den Anspruchen 1 bis 7 definiert sind und 
B 2 eine —CO- oder 



— CH 2 CO-Gruppe 

X 



darstellt, wobei das mit x gekennzeichnete Kohlenstoffatom mit dem Phenylkern verknupft ist, 
mit nascierendem Wasserstoff reduziert wird oder 

e) zur Herstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel I, in der G mit Ausnahme der ein 
Schwefelatom, eine Sulfinyl- oder Sulfonylgruppe enthaltenden Reste die fur G in den Anspruchen I 
bis 7 erwahnten Bedeutungen besitzt und A die — CH 2 — CH 2 -Gruppe und B die Methylen- oder 
Carbonylgruppe darstellt, eine Verbindung der allgemeinen Formel 



Ri (CH 2 ) m{ 

: _PY =X N--E- CH N— G, — R (VID) 

V/ \ / 

ft (CHA 



in der 



R, Ri, R 2l B, E, m und n wie in den Anspruchen 1 bis 7 definiert sind, 

Gi mit Ausnahme der ein Schwefelatom, eine Sulfinyl- oder Sulfonylgruppe enthaltenden Reste die fur 
G in den Anspruchen 1 bis 7 erwahnten Bedeutungen besitzt und 
B 3 eine — CH 2 - oder — CO-Gruppe darstellt, 



hydriert wird 

und erforderlichenfalls anschlieBend ein wahrend den Umsetzungen a) bis e) zum Schutze von reaktiven 
Gruppen wie Hydroxy-, Amino-, Alkylamino- oder Iminogruppen verwendeter Schutzrest abgespalten 
wird und/oder 

gewunschtenfalls anschlieBend eine so erhaltene Verbindung der allgemeinen Formel I, in der R eine 
Nitrogruppe enthalt, mittels Reduktion in eine entsprechende Aminoverbindung der allgemeinen Formel I 
iibergefuhrt wird und/oder 

eine so erhaltene Verbindung der allgemeinen Formel I, in der R eine Aminogruppe enthalt, mittels 
Acylierung in eine entsprechende Alkanoylaminoverbindung der allgemeinen Formel I iibergefuhrt wird 
und/oder 

eine so erhaltene Verbindung der allgemeinen Formel I, welche mindestens ein chirales Zentrum enthalt, in 
ihre Diastereomeren oder in ihre Enantiomeren aufgetrennt wird und/oder 

eine so erhaltene Verbindung der allgemeinen Formel I in ihre Saureadditionssalze, insbesondere in ihre 
physiologisch vertraglichen Saureadditionssalze mit anorganischen oder organischen S&uren iibergefuhrt 
wird. 

13. Verfahren nach Anspruch 12, dadurch gekennzeichnet, daB die Umsetzungen in einem L6sungsmittel 
durchgef uhrt werden. 

14. Verfahren nach den Anspruchen 12a, 12b und 13, dadurch gekennzeichnet, daB die Umsetzung in 



OS 37 17 561 



Gegenwart eines saurebindenden Mittels durchgefuhrt wird. 

15. Verfahren nach den Anspruchen 12a 12b und 13, dadurch gekennzeichnet, daB die Umsetzung, falls Z\ 
bzw. Z 2 eine nukleophile Austrittsgruppe darstellt, bei Temperaturen zwischen 0 und 150°C durchgefuhrt 
wird. 

16. Verfahren nach den Anspruchen 12a und 13, dadurch gekennzeichnet, daB die Umsetzung, falls Z\ eine 
Hydroxygruppe oder zusammen mit einem Wasserstoffatom der benachbarten Methylengruppe ein Sauer- 
stoffatom darstellt, mit Wasserstoff in Gegenwart eines Hydrierungskatalysators bei Temperaturen zwi- 
schen 20 und 120°C, vorzugsweise bei Temperaturen zwischen 50 und 100°C, durchgefuhrt wird. 

17. Verfahren nach den Anspruchen 12a und 13, dadurch gekennzeichnet, daB die Umsetzung, falls Zi 
zusammen mit einem Wasserstoffatom der benachbarten Methylgruppe ein Sauerstoffatom darstellt, in 
Gegenwart eines geeigneten komplexen Metallhydrids bei Temperaturen zwischen 0 und 50° C, vorzugs- 
weise jedoch bei Raumtemperatur, durchgefuhrt wird. 

18. Verfahren nach den Anspruchen 12c und 13, dadurch gekennzeichnet, daB die Reduktion mit einem 
Metallhydrid, mit Diboran oder mit einem Komplex aus Boran und einem Thioather bei Temperaturen 
zwischen 0 und 80° C, vorzugsweise jedoch bei Temperaturen zwischen 10 und 45° C, durchgeftihrt wird. 

19. Verfahren nach den Anspruchen 12d und 13, dadurch gekennzeichnet, daB die Reduktion mit naszieren- 
dem Wasserstoff bei Temperaturen zwischen 20 und 150° C, vorzugsweise jedoch bei der Siedetemperatur 
des Reaktionsgemisches, z. B. bei Temperaturen zwischen 80 und 100° C, durchgefuhrt wird. 

20. Verfahren gemaB den Anspruchen 12e und 13, dadurch gekennzeichnet, daB die Reduktion mit kataly- 
tisch angeregtem Wasserstoff bei Temperaturen zwischen 0 und 70° C, vorzugsweise jedoch bei Temperatu- 
ren zwischen 20 und 50° C, durchgefuhrt wird. 

21. Verfahren nach Anspruch 12, dadurch gekennzeichnet, daB die Abspaltung der verwendeten Schutzreste 
hydrolytisch oder hydrogenolytisch erfolgt. 



und deren physiologisch vertragliche Saureadditionssalze beschrieben, welche wertvolle pharmakologische 
Eigenschaften aufweist, namlich neben einer milden blutdrucksenkenden Wirkung insbesondere eine selektive 
herzfrequenzsenkende Wirkung. 

Oberraschenderweise wurde nun gefunden, daB die neuen Indol-, Isochinolin- und Benzazepinderivate der 
allgemeinen Formel 



deren Enantiomeren, deren Diastereomeren, deren N-Oxide und deren Saureadditionssalze, insbesondere deren 
physilogisch vertragliche Saureadditionssalze mit anorganischen oder organischen Sauren, noch wertvollere 
pharmakologische Eigenschaften aufweisen, insbesondere eine blutdrucksenkende und eine langanhaltende 
herzfrequenzsenkende Wirkung und eine herabsetzende Wirkung auf den 0 2 -Bedarf des Herzens. 

Gegenstand der vorliegenden Erfindung sind somit die neuen cyclischen Aminderivate der obigen allgemei- 
nen Formel I, deren Enantiomeren, deren Diastereomeren, deren N-Oxide, deren Saureadditionssalze, insbeson- 
dere fur die pharmazeutische Verwendung deren physiologisch vertraglichen Saureadditionssalze mit anorgani- 
schen oder organischen Sauren, Verfahren zu ihrer Herstellung und diese Verbindungen enthaltende Arzneimit- 
tel. 

In der obigen allgemeinen Formel I bedeuten 

A eine -CHa-, -CH 2 -CH 2 - oder -CH -CH-Gruppe, 
B eine -CH 2 -, -CH 2 -CH 2 -, -CO- oder 



Beschreibung 



In der britischen Patentschrift 15 48 844 wird u. a. die Verbindung der Formel 



CH 3 0 





(1) 



— CH 2 CO-Gruppe 



OS 37 17 561 



wobei das mit x gekennzeichnete Kohlenstoffatom mit dem Phenylkern verknupft ist, 

E eine gegebenenf alls durch eine Alkylgruppe mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen substituierte geradkettige Alkylen- 
gruppe mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen, 

G eine gegebenenfalls durch eine Alkylgruppe mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen substituierte geradkettige Alky- 
lengruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, wobei die mit dem Rest R verbundene Methylengruppe einer 5 
gegebenenfalls durch eine Alkylgruppe mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen substituierten geradkettigen Alkylen- 
gruppe mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen durch ein Sauerstoff- oder Schwefelatom, eine Sulfinyk Sulfonyl- oder 
gegebenenfalls durch eine Alkylgruppe mit 1 bis 3 Kohlenstoffatomen substituierte Iminogruppe ersetzt sein 
kann, 

Ri ein Wasserstoff- oder Halogenatom, eine Trifluormethyl-, Nitro-, Amino-, Alkylamino-, Dialkylamino-, Alkyl-, 10 
Hydroxy-, Alkoxy- oder Phenylalkoxygruppe, wobei jeder Alkylteil jeweils 1 bis 3 Kohlenstoffatome enthalten 
kann, 

R 2 ein Wasserstoffatom oder Halogenatom, eine Hydroxy-, Alkoxy-, Phenylalkoxy- oder Alkylgruppe, wobei 
jeder Alkylteil jeweils 1 bis 3 Kohlenstoffatome enthalten kann, oder 

Ri und R2 zusammen eine Alkylendioxygruppe mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen, 15 
m die Zahl 1, 2, 3, 4, 5 oder 6 und 

n die Zahl 0, 1, 2 oder 3, wobei jedoch /?+ m die Zahl 3, 4 5 oder 6 darstellen muB, und 

R eine Benzylgruppe, einen uber ein Kohlenstoff- oder Stickstoffatom gebundenen 5- oder 6-gliedrigen heteroa- 
romatischen Ring, welcher ein Sauerstoff-, Schwefel- oder Stickstoffatom, zwei Stickstoffatome oder ein Stick- 
stoffatom und ein Sauerstoff- oder Schwefelatom enthalt, und an den zusatzlich ein Phenylring ankondensiert 20 
sein kann, wobei in diesem Fall auch die Bindung uber den Phenylkern erfolgen kann, und in denen das 
Kohlenstoffgeriist der vorstehend erwahnten mono- und bicyclischen Ringe durch ein Halogenatom, eine Alkyl-, 
Hydroxy-, Alkoxy-, Phenylalkoxy-, Phenyl-, Dimethoxyphenyl-, Nitro-, Amino-, Acetylamino-, 
Carbamoylamino-, N-Alkyl-carbamoylamino-, Hydroxymethyl-, Mercapto-, Alkylmercapto-, Alkylsulfinyl-, Al- 
kylsulfonyl-, Alkylsulfonyloxy-, Alkylsulfonylamino-, Alkoxycarbonylmethoxy-, Carboxymethoxy- oder Alkox- 25 
ymethylgruppe mono- oder disubstituiert oder durch eine Methylen- oder Ethylendioxygruppe substituiert sein 
kann und gleichzeitig eine gegebenenfalls vorhandene Iminogruppe in den vorstehend erwahnten heteroaroma- 
tischen Ringen durch eine Alkyl-, Phenylalkyl- oder Phenylgruppe substituiert sein kann, wobei die vorstehend 
erwahnten Alkylteile jeweils 1 bis 3 Kohlenstoffatome enthalten konnen und eine Indolylgruppe zusatzlich 
durch eine Methylamino-, Dimethylamino-, Methoxy-, Acetoxy-, Trifluormethyl-, Trichlormethyl-, Carboxy-, 30 
Methoxycarbonyl-, Ethoxycarbonyl-, Cyano-, Cyclohexyl-, Trimethoxyphenyl-, Trifluorphenyl-, Trichlorphenyl-, 
Tribromphenyl-, Dihalogen- amino-phenyl-, Benzyl-, Benzyloxy- oder Benzylaminogruppe substituiert sein kann, 
wobei die vorstehend erwahnten Benzyl-, Benzyloxy- oder Benzylaminoreste im Benzylkern durch Methoxy- 
oder Methylgruppen mono-, di- oder trisubstituiert sein konnen, wobei die Substituenten gleich oder verschie- 
den sein konnen, eine gegebenenfalls durch eine Alkylendioxygruppe mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen substitu- 35 
ierte Naphthylgruppe oder eine durch Halogenatome, Alkyl-, Hydroxy-, Alkoxy-, Alkylsulfonyloxy-, Nitro-, 
Amino- oder Alkanoylaminogruppen mono- oder disubstituierte Naphthylgruppe, wobei die Substituenten 
gleich oder verschieden sein konnen und der Alkyl-, Alkoxy- oder Alkanoylteil jeweils 1 bis 3 Kohlenstoffatome 
enthalten kann, oder auch, wenn B eine — CH 2 - oder — CO-Gruppe darstellt, eine gegebenenfalls durch eine 
Alkylendioxygruppe mit 1 oder 2 Kohlenstoffatomen substituierte Phenylgruppe, eine durch ein Halogenatom, 40 
eine Alkyl-, Hydroxy-, Alkoxy-, Phenylalkoxy-, Nitro-, Amino-, Alkanoylamino-, Alkylsulfonylamino-, Bis(alkyl- 
sulfonyl)amino-, Alkylsulfonyloxy-, Trifluormethyl-, Trifluormethoxy- oder Trifluormethylsulfonyloxygruppe 
substituierte Phenylgruppe, eine durch Halogenatome, Alkyl- oder Alkoxygruppen disubstituierte Phenylgrup- 
pe, wobei die Substituenten gleich oder verschieden sein konnen, eine Trialkoxyphenyl-, Tetraalkylphenyl- oder 
Dihalogen-aminophenylgruppe, wobei die vorstehend erwahnten Alkyl-, Alkoxy- oder Alkanoylteile jeweils 1 45 
bis 3 Kohlenstoffatome enthalten konnen. 
Fur die bei der Definition der Reste eingangs erwahnten Bedeutungen kommt beispielsweise 

fur Ri die des Wasserstoff-, Fluor-, Chlor- oder Bromatoms, der Methyl-, Ethyl-, n-Propyl-, Isopropyl-, Trifluor- 
methyl-, Hydroxy-, Methoxy-, Ethoxy-, n-Propoxy-, Isopropoxy-, Nitro-, Amino-, Methylamino-, Ethylamino-, 50 
n-Propylamino-, Isopropylamino-, Dimethylamino-, Diethylamino-, Di-n-propylamino-, Diisopropylamino-, 
N-Methyl-ethylamino-, N-Methyl-n-propylamino-, N-Methyl-isopropylamino-, N-Ethyl-n-propylamino-, Benzy- 
loxy-, 1-Phenylethoxy-, 1-Phenylpropoxy-, 2-Phenylethoxy- oder 3-Phenylpropoxygruppe, 
fur R 2 die des Wasserstoff-, Chlor- oder Bromatoms, der Methyl-, Ethyl-, n-Propyl-, Isopropyl-, Hydroxy-, 
Methoxy-, Ethoxy-, n-Propoxy-, Isopropoxy-, Benzyloxy-, 1-Phenylethoxy-, 2-Phenylethoxy-, 2-Phenylpropoxy- 55 
oder 3-Phenylpropoxygruppe oder zusammen mit Ri die der Methylendioxy- oder Ethylendioxygruppe, 
fur E die der Methylen-, Athylen-, n-Propylen-, Ethyliden-, n-Propyliden-, n-Butyliden-, 2-Methyl-n-propyliden-, 

1- Methyl-ethylen-, i-Ethyl-ethylen-, 2-Methyl-ethylen- 2-Ethyl-ethylen-, 1-n-Propyl-ethylen-, 1-Methyl-n-pro- 
pylen, 2-Methyl-n-propylen-, 3-Methyl-n-propylen-, 1-Ethyl-n-propylen-, 2-n-Propyl-n-propylen- oder 3-Ethyl- 
n-propylengruppe, 60 
fur G die der Methylen-, Ethyliden-, n-Propyliden-, n-Butyliden-, 2-MethyI-propyliden-, Ethylen-, 1-MethyI- 
ethylen-, 1-Ethyl-ethylen-, 1-Propyl-ethylen-, 2-Methyl-ethylen-, 2-Ethyl-ethylen-, n-Propylen-, n-Butylen-, 
n-Pentylen-, n-Hexylen-, 1-Methyl-n-propylen-, l-Methyl-n-butylen-, l-Methyl-n-pentylen-, 1-Ethyl-n-propylen-. 

2- Ethyl-n-propylen, l-Ethyl-n-butylen-, Ethylenoxy-, n-Propylenoxy-, n-Butylenoxy-, Ethylenthio-, n-Propylent- 
hio-, n-Butylenthio-, Ethylensulfinyl-, Ethylensulfonyl-, n-Propylensulfinyl-, n-Propylensulfonyl-, n-Butylensulfi- 65 
nyl-, Ethylenamino-, n-Propylenamino-, n-Butylenamino-, N-Methyl-ethylenamino-, N-Methyl-n-propylenami- 
no-, N-Ethyl-n-propylenamino-, N-Isopropyl-n-propylenamino- oder N-Methyl-n-butylenaminogruppe und 

fur R die der Pyrrolyl-2-, Pyrrolyl-3-, N-Methyl-pyrrolyl-2-, N-Methyl-pyrrolyI-3-, 1,2- Dime thyl-pyrrolyl-3-, 
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2.5- Dimethyl-pyrrolyl-3-, Furyl-2-, Furyl-3-, 5-Methyl-furyI~2-, 2-Methyl-f uryI-3-, 5-Nitro-furyl-2-, 5-Methoxyme- 
thyl-furyI-2-, Benzo[b]furyl-2-, Benzo[b]furyl-3-, 7-Methyl-benzo[b]furyl-3-, 2-Methoxy-benzo[b]furyI-3-, 3-Me- 
thoxy~benzo[b]furyI-2-, 4-Methoxy-benzo[b]furyl-3-, 5-Methoxy-benzo[b]furyl-3-, 6-Methoxy-benzo[b]furyI-3- } 
7-Methoxy-benzo[b]furyl-3-, 5-Methoxy-3-phenyi-benzo[b]furyl-2-, 3-MethyI-5-methoxy-benzo[b]furyl-2-, Thie- 
nyl-2-, Thienyl-3-, 5-Methyl-thienyl-2-, 2-Methyl-thienyl-3-, 3-MethyI-thienyl-2-, 2,5-Dimethyl-thienyl-3-, 
^S^J-Tetrahydro-benzoMthienyl-S-j^e^-Tetrahydro-benzotbJthienyl^-, 5-Chlor-thienyl-2-, 5-Brom-thienyl- 
2-, 5-Phenyl-thienyl-2-, 2-Phenyl-thienyl-3-, Benzo[b]thienyl-2-, Benzo[b]thienyl-3-, 2,5-Dimethyl-benzo[b]thie- 
nyl-3-, 5-Methyl-benzo[b]thienyl-3-, 6-Methyl-benzo[b]thienyl-3-, 5-Chlor-benzo[b]thienyl-2-, 5-Brom-ben- 
zo[b]thienyI-3-, 6-Hydroxy-benzo[b]thienyl-3-, 7-Hydroxy-benzo[b]thienyI-3-, 5-Hydroxy-benzo[b]thienyl-2-, 
6-Hydroxy-benzo[b]thienyl-2-, 7-Hydroxy-benzo[b]thienyl-2-, 6-Methansulfonyloxy-benzo[b]thienyl-3-, 3-Me- 
thoxy-benzo[b]thienyl-2-, 4-Methoxy-benzo[b]thienyi-2-, 5-Methoxy-benzo[b]thienyl-2-, 6-Methoxy-ben- 
zo[b]thienyl-2-, 7-Methoxy-benzo[b]thienyl-2-, 2-Methoxy-benzo[b]thienyl-3-, Benzo[b]thienyl-4-, Benzo[b]thie- 
nyl-5-, Benzo[b]thLenyl-6- s Benzo[b]thienyl-7-, 4-Methoxy-benzo[b]thienyl-3-, 5-Methoxy-benzo[b]thienyl-3-, 
6-Methoxy-benzo[b]thienyI-3-, 7-Methoxy-benzo[b]thienyl-3-, 5,6-Dimethoxy-benzo[b]thieriyl-3-, 5,6-Methylen- 
dioxy-benzo[b]thienyl-3-, 6-Ethoxy-benzo[b]thienyl-3-, 6-Propoxy-benzo[b]thienyl-3-, 6-Isopropoxy-ben- 
zo[b]thienyl-3-, 6-Mercapto-benzo[b]thienyl-3-, 6-Methylmercapto-benzo[b]thienyl-3-, 6-MethylsulfinyI-ben- 
zo[b]thienyl-3-, 6-Methylsulfonyl-benzo[b]thienyl-3-, 6-Methylsulfonyloxy-benzo[b]thienyl-3-, 6-Methoxycarbo- 
nylmethoxy-benzo[b]thienyl-3-, e-Ethoxycarbonylmethoxy-benzofblthienyl-S-, 6-Carboxymethoxy-ben- 
zo[b]thienyl-3-, 6-Amino-benzo[b]thienyl-3-, 6-Methylamino-benzo[b]thienyl-3-, 6-DimethyIamino-ben- 
zo[b]thienyl-3~, 6-Diethylamino-benzo[b]thienyl-3-, 6-Acetamino-benzo[b]thienyl-3-, 6-MethylsulfonyIamino- 
benzo[b]thienyI-3-, Pyrazolyl-l-, Pyrazolyl-3-, 3,5-Dimethyl-pyrazolyl-l-, l,5~Dimethyl-pyrazoIyl-3-, Imidazolyl- 

Imidazolyl-2-, Imidazolyl-4(5)-, l-Methyl-imidazolyl-4-, l-Benzyl-imidazolyl-4-, 5-Nitro-2-methyl-imidazolyl- 

1- t 2-(3,4-Dintethoxy-phenyl)-imidazoIyI-4(5)-, Benzo[d]imidazolyl-l 2-Benzyl-benzo[d]imidazolyl-l-, Benzo[d]i- 
midazolyl-2-, Imidazo[l,2-a]pyridyl-3-, OxazoIyl-4-, Oxazolyi-5-, Isoxazolyl-3-, 3-Methyl-isoxazolyl-5-, 5-Methyl- 
isoxazolyl-3-, 3,5-Dimethyl-isoxazolyl-4-,4-Methyl-thiazolyI-5-, Benzo[d]oxazolyI-2-, Benzo[d]isoxazoIyl-3-, Ben- 
zo[d]thiazo!yl-2-, 5-Ethoxy-benzo[d]thiazoIyl-2-, Benzo[d]isothiazolyl-3-, Benzo[d]pyrazolyl~l-, Benzo[d]pyrazo- 
lyl-3-, Pyridyl-2-, Pyridyl-3-, Pyridyl-4-, PyridyI-3-N-oxid-, 6-Methyl-pyridyl-2-, 4-Nitro-pyridyl-2-, 4-Amino-pyri- 
dyI-2-, 4-Acetyiamino-pyridyl-2-, 4-Carbamoylamino-pyridyl-2-, 4-N-MethyI-carbamoylamino-pyridyl-2-, 

2- Chlor-pyridyl-3-, 2-Chlor-pyridyl-4-, 6-Chlor-pyridyl-2-, 6-HydroxymethyI-pyridyl-2-, Chinolyl-2-, Isochinolyl- 
1-, 2-Methyi-chinoiyl-4-, 7-MethyI-chinolyl-2-, 4-Chlor-chinolyl-2-, 6,7-Dimethoxy-chinolyl-4-, 6,7-Dimethoxy- 
isochinolyl-4-, 6,7-Dimethoxy-isochinolyl-4-N-oxid-, Indolyl-2-, Indolyl-3-, 5,7-Dibrom-6-cyano-indolyl-3-, 5,7- Di- 
chlor-6-aminocarbonyl-indolyl-3-, ^e-Dibrom-S-aminocarbonyMndolyl-S-, 5,7-Dibrom-6-methoxy-indolyI-3-, 

5.6- Dihydroxy-indolyl-3-, 4-Dimethylamino-indolyl-3-, 4-Methoxy«6-dimethylamino-indolyl-3-, 4-Methyl-6-di- 
methylamino-indolyl-3-, S-Acetoxy-e-dimethylamino-indolyl^-, 5-Acetamido-7-dimethylamino-indoIyl-3-, 5-Di- 
methylaminocarbonyl-indolyl-3-, 5-Carboxy-indolyl-3-, 5-Acetamido-indoIyl-3-, 4-Nitro-5-acetamido-indolyI-3-, 

5- Acetamido-6-nitro-indolyl-3-, 5-Nitro-6-acetamido-indolyl-3-, 6-Acetamido-7-nitro-indolyl-3~, 4-Chlor-5-ace- 
tamido-indolyl-3-, 5-Acetamido-6-chlor-indolyl-3-, 5-ChIor-6-acetamido-indoIyl-3-, 6-Acetamido~7-chlor-indolyl- 

3- , 5-Dimethylamino-mdolyl-3-, 6-Dimethylamino-indolyl-3-, 7-DimethyIamino-indoIyI-3-, 5-Dimethylamino- 

6- chlor-indolyl-3-, 5-Ghlor-6-dimethylamino-indolyl-3-, 7-Benzyl-indolyl-3-, 4-(3,4,5-Trimethoxy-benzyl)-indoIyI- 
3-, 5-(3,4,5-Trimethoxy-benzyI)-indoIyI-3-, 6-(3,4,5-Trimethoxy-benzyl)-indolyl-3-, 7~(3,4,5-Trimethoxy-benzyl)-in- 
dolyl-3-, 4-Trifluormethyl-indolyl-3-, 4-Trichlormethyl-indoly!-3-, 4,5-MethyIendioxy-indolyl-3-, 4,5-Dimethoxy- 
indolyl-3-, 4,5-Dimethyl-mdolyl-3-, 5-Methyl-6-methoxy-indolyl-3- f 4-Methyl-5-methoxy-indolyl-3-, 5-Trifluor- 
methyl-mdoIyl-3-, 5-Methoxy-7-brom-indolyl-3-, 5-Brom-7-methoxy-indolyl-3-, S-Brom-indolyl^-, 5-ChIor-indo- 
lyl^^S^SAS-Trimethoxy-benzyloxyJ-indolyl^-, 6-(3,4,5-Trimethoxy-benzyloxy)-indolyl-3-,5-(3,4,5-Trimethoxy- 
benzylamino)-tndolyl-3-, 6-(3,4,5-Trimethoxy-benzylamino)-indolyI-3-, 5-(3,5-DichIor-4-amino-benzyloxy)-indo- 
lyl-3-, 6-(3,5-Dibrom-4-amino-benzyloxy)-indolyl-3-, 5-(3,5-DichIor-4-amino-benzyIamino)-indolyI-3-, 6-(3,5-Di- 
brom-4-amino-benzyIamino)-indolyl-3-, 5-Benzyl-indolyl-3-, 4-Benzyl-indolyl-3-, 6-Benzyl-indolyl-3-, 5,67-Tri- 
methoxy-indolyl-3-, 5,6,7-TrimethyI-indoIyl-3-, 5-Nitro-indoiyl-3-, 4,6-Dichlor-5-amino-indolyl-3-, 4,6-Dichlor- 

5- nitro-indolyl-3-, 5,7-Dibrom-6-amino-indolyl-3-, 5,7-Dibrom-6-nitro-indolyI-3-, 4 f 6-Dichlor-5-methoxy-indolyl- 
3-, 5,6-Dimethoxy-indolyl-3-, 5,7-Dimethoxy-indolyl-3-, ej-Dimethoxy-indolyl-S-, 4,7-Dimethoxy-indolyl-3-, 

5.6- Methylendioxy-indolyl-3-, 6J-Methylendioxy-indolyl-3-, 5,6-Dimethyl-indolyl-3-, 5,7-Dimethyl-indoIyI-3-, 

6.7- Dimethyl-indoIyl-3-, 4,7-Dimethyl-indolyl-3-, 6-Methoxy-7-methyl-mdolyl-3-, 4,6-Dibrom-5-carboxy-indolyl- 
3-, 5,7-Dichlor-6-carboxy-indoIyl-3-, 5-Ethoxycarbonyl-indolyl-3-, 6-Ethoxycarbonyl-indolyl-3-, 4,6-Dibrom-5-et- 
hoxycarbonyl-indolyl-3-, 5,7-Dichlor-6-ethoxycarbonyl-indolyl-3-, 5-Cyano-indolyl-3-, 6-Cyano-indolyl-3-, 4-Cy- 
ano-indolyl-3-, 4-Hydroxy-indolyl-3-, 7-Hydroxy-indolyl-3-, 5-Phenyl-indolyI~3-, 6-Phenyl-indolyl-3-, 5-(3,4,5-Tri- 
brom-phenyI)-indolyl-3-, 6-(3,4,5-Trimethoxy-phenyl)-indolyl-3-, 5-(4-Trifluormethyl-phenyl)-indolyl-3- J 
e^^S-Difluor^-amino-phenyQ-indolyl-S-, 4-Phenyl-indolyl-3-, 5-CyclohexyI-indolyl-3-,5-(2-Methoxy-benzyl)-in- 
dolyI-3-, 6-(2-Methoxy-phenyl)-indolyl-3-, 6-(2,4-Dimethyl-benzyl)-indoIyl-3- J 5-(2,4-Dimethoxy-benzyl)-indo]yl- 
3-, 7-(2-Methoxy-benzyloxy)-indolyl-3-, 4-(2 J 4-Dimethyl-benzyloxy)-indoIyl-3-, 5-(2,4-Dimethoxy-benzyIoxy-in- 
dolyl-3~, 6-(2-Methoxy~benzylamino)-indolyl-3-, 5-(2-Methoxy-4-methyl-benzylamino)-indoIyl-3- } 4-(2,4-Dime- 
thoxy-benzyIamino)-indolyl-3-, 5,7-Dibrom-6-cyano-indoIyl-, 5,7-Dichlor-6-aminocarbonyl-indolyl-2-, 4,6- Di- 
brom-5-aminocarbonyl~indolyl-2-, 5,7-Dibrom-6methoxy-indolyl-2-, 5,6-Dihydroxy-indoIyI-2-, 4-Dimethyl-ami- 
no-indoIyl-2-, 4-Methoxy-6-dirnethylamino-indolyl-2- J 4-Methyl-6-dimethylamino-indolyl-2- f 5-Acetoxy-6-dime- 
thylamino-indolyI-2-, 5-Acetamido-7-dimethylamino-indolyl-2-, 5-DimethyIaminocarbonyl-indoiyI-2- J 5-Car- 
boxy-indolyl-2-, 5-Acetamido-indolyl-2-, 4-Nitro-5-acetamido-indoIyl-2-, 5-Acetamido-6-nitro-indoIyl-2-, 5-Ni- 
tro-6-acetamido-indolyl-2- } 6-Acetamido-7-nitro-indolyl-2-, 4-Chlor-5-acetamido- indolyl-2-, 5-Acetamido- 

6- chlor-indolyl-2-, 5-Chlor-6-acetamido-indolyl-2-, 6-Acetamido-7-chlor-indolyl-2-, 5-Dimethylamino-indolyl-2-, 
6-Dimethylamino-indolyl-2-, 7-Dimethylamino-indolyl-2-, 5-DimethyIamino-6-chlor-indolyI-2-, 5-Chlor-6-dime- 
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thylamino-indolyl-2-, 7-Benzyl-indolyl-2-, 4-(3,4,5-Trimethoxy-benzyl)-indolyl-2-, 5-(3,4,5-Trimethoxy-benzyl)-in- 
dolyl-2-, 6-(3,4,5-Trimethoxy-benzyl)-indolyl-2-, 7-(3,4,5-Trimethoxy-benzyl)-indolyl-2-, 4-TrifIuormethyl-indolyl- 

2- , 4-Trichlormethyl-indoIyl-2-, 4,5-MethyIendioxy-indolyi-2-, 4,5-Dimethoxy-indolyl-2-, 4,5-Dimethyl-indolyl-2- f 

5- Methyl-6-methoxy-indoIyl-2-, 4-Methyl-5-methoxy4ndolyl-2^5-Trifluormethyl-indolyl-2-,5-Methoxy-7-brom- 
indoiyl-2-, 5-Brom-7-methoxy-indolyl-2-, 5-Brom-indoIyl-2-, 5-Chlor-indoIyl-2-, 5-(3,4,5-Trimethoxy-benzy- 5 
loxy)-indolyl-2-, 6-(3,4,5-Trimethoxy-benzyloxy)-indolyl-2-, 5-(3,4,5-Trimethoxy-benzyIamino)-indolyl-2-, 

6- (3,4,5-Trimethoxy-benzyIamino)-indolyl-2-, 5-(3,5-DichIor-4-amino-benzyloxy)-indolyl-2-, 6-(3,5-Dibrom- 
4-amino-benzyloxy)-indolyl-2-, 5-(3,5-DichIor-4-amino-benzylamino)-indolyi-2-, 6-(3,5-Dibrom-4-amino-benzy- 
lamino)-indolyl-2-, 5-Benzyl-indoIyl-2-, 4-Benzyl-indolyl-2-, 6-Benzyl-indolyl-2-, 5,6,7-Trimethoxy-indolyl-2-, 
5,6,7-Trimethyl-indoIyl-2-, 5-Nitro-indolyl-2-, 4,6-Dichlor-5-amino-indolyl-2-, 4,6-Dichlor-5-nitro-indolyl-2-, 10 
5,7-Dibrom-6-amino-indolyI-2-, 5,7-Dibrom-6-nitro-indolyl-2-, 4,6-Dichlor-5-methoxy-indolyl-2-, 5,6-Dimethoxy- 
indolyl-2-, 5,7-Dimethoxy-indolyi-2-, 6,7-Dimethoxy-indolyl-2-, 4,7-Dimethoxy-indolyl-2-, 5,6-Methylendioxy-in- 
dolyl-2-, 6,7-Methylendioxy-indolyl-2-, 5,6-Dimethyl-indolyl-2-, 5,7-Dimethyl-indolyl-2-, 6,7-Dimethyl-indolyl-2-, 
4,7-Dimethyl-indolyI-2-, 6-Methoxy-7-methyl-indolyl-2-, 4,6-Dibrom-5-carboxy-indolyl-2-, 5,7-Dichlor-6-car- 
boxy-indolyl-2-, 5-Ethoxycarbonyl-indolyl-2-, 6-Ethoxycarbonyl-indoIyl-2-, 4,6-Dibrom-5-ethoxycarbonyl-indo- 15 
Iyl-2-, 5,7-DicMor-6-ethoxycarbonyl-indolyl-2-, 5-Cyano-indolyl-2-, 6-Cyano-indolyl-2-, 4-Cyano-indolyl-2-,4-Hy- 
droxy-indolyl-2-, 7-Hydroxy-indolyl-2-, 5-Phenyl-indolyl-2-, 6-Phenyl-indolyl-2-, 5-(3,4,5-Tribrorn-phenyl)-indo- 
lyl-2-,6-(3,4,5-Trimethoxy-phenyl)-indolyl-2-, 5-(4-Trifluormethyl-phenyl)-indoIyl-2-,6-(3,5-Difluor-4-amino-phe" 
nyl)-indolyl-2-, 4-Phenyi-indolyl-2-, 5-Cyclohexyl-indoiyl-2-, 5-(2-Methoxy-benzyI)-indolyl-2-, 6-(2-Methoxy-phe- 
nyI)-indolyl-2-, 6-(2,4-Dimethyl-benzyl)-indolyl-2-, 5-(2,4-Dimethoxy-benzyl)-indolyl-2-, 7-(2-Methoxy-benzy- 20 
loxy)-indolyl-2-, 4-(2,4-Dimethyl-benzyIoxy)-indoIyI-2-, 5-(2,4-Dimethoxy-benzyIoxy-indoIyl-2-, 6-(2-Methoxy- 
benzylamino)-indolyl-2-, 5-(2-Methoxy~4-methyI-benzylamino)-indolyl-2-, 4-(2,4-Dimethoxy-benzylamino)-indo- 
lyl-2-, Phenyl-, 4-MethyI-phenyl-, 3-Methyl-phenyl-, 2-Methyl-phenyl-, 4-Ethyl-phenyI-, 4-Isopropyl-phenyl- t 
4-Cyano-phenyl-, 4-Trifluormethyl-phenyl, 2-Methoxy-phenyl-, 3-Methoxy-phenyl-, 4-Methoxy-phenyl-, 2-Et- 
hoxy-phenyl-, 4-Nitro-phenyl-, 2-Nitro-phenyl-, 4-MethyIamino-phenyl-, 4-Ethylamino-phenyl-, 4-n-Propylami- 25 
no-phenyl-, 4-Dimethylamino-phenyl-, 4-Diethylamino-phenyl-, 4-Di-n-propylamino-phenyk 4-N-Ethyl-methy- 
lamino-phenyl-, 4-Formylamino-phenyl-, 4-Acetamido-phenyl-, 4-Propionylamino-phenyI-, 3,4-Methylendioxy- 
phenyl-, 3,4-Diethylendioxy-phenyl-, 3,4-Dimethoxy-phenyl-, 3,5-Dimethoxy-phenyl-, 2,6-Dimethoxy-phenyl-, 
2,4-Dimethoxy-phenyl-, 3,4-Diethoxy-phenyI-, 3,4-Dimethyl-phenyl-, 3,5-DimethyI-phenyl-, 
2,6-Dimethyl-phenyl-, 2,4-Dimethyl-phenyl-, 3,4-Diethyl-phenyl-, 2,4-Dichlor-phenyl-, 2,4-Dibrom-phenyl-, 3-Me- 30 
thyl-4-methoxy-phenyl-, 3-Methoxy-4-methyl-phenyl-, 3-Chlor-4-methyl-phenyl-, 3-Brom-4-methyl-phenyl-, 

3- Chlor-4-methoxy-phenyl-, 3-Brom-4-methoxy-phenyi-, 3-Methyl-4-chlor-phenyl-, 3-Methyl-4-brom-phenyi-, 
3-Methoxy-4-chlor-phenyl-, 3-Methoxy-4-brom-phenyl-, Benzyl-, Naphthyl-1-, Naphthyl-2-, 2-Methyl-naphthyl- 

1- , 6-Methoxy~naphthyl-2-, 7-Methoxy-naphthyI-2-, 5-Methyl-6-methoxy-naphthyl-2-, 5,6-Dimethoxy-naphthyl- 

2- , 5,6-Dichlor-naphthyl-2-, 5,6-Dimethoxy-naphthyl-l-, 5,6-Dichlor-naphthyI-l-, 6-Methoxy-naphthyl-l-, 5-Me- 35 
thyI-6-methoxy-naphthyl-l-, 6-Nitro-naphthyl-l-, 6-Nitro-naphthyl-2> 6-Methoxy-5-nitro-naphthyl-l-, 6-Me- 
thoxy-5-nitro-naphthyl-2-, 6-Amino-naphthyl-2-, 4-Methoxy-naphthyl-l-, 5,6-Diethoxy-napthyl-2-, 5,6-Di-n-pro- 
poxy-naphthyl-2-, 6-ChIor-naphthyl-l- 5 6-ChIor-naphthyl-2-, 6-Chlor-7-nitro-naphthyl-2-, 6-ChIor-7-amino- 
naphthyl-2-, 6-ChIor-7-acetamido-napthyl-2-, 5,6-MethyIendioxy-naphthyl-2-, 5-Chlor-6-methoxy-naphthyl-2- f 
6-Ethyl-naphthyl-2-, 6-Methylmercapto-naphthyl-2- und 6-Isopropyl-naphthyl-2-gruppe in Betracht. 40 

Beispielsweise seien folgende Verbindungen genannt, die unter den Schutzumfang der vorliegenden Erfin- 
dung fallen, aber in den Beispielen nicht explicite beschrieben werden: 

2-[N-(2-(Naphthyl-2)-ethyI)-hexahyd 45 
2-[N-(2-(Naphthyl-2^thyl)-azacyclooctyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l,2,3,4- 

2-[N-(2-(Naphthyl-l)-ethyl)-hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy- 1 -oxo- 1, 2,3,4- tetrahydro-isochinolin, 

2-[N-(2-(NaphthyI-l)-ethyl)-azacyclooctyI-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo 

2-[N-(2-Methyl-naphthyI- 1 )-methyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-6,7-di 

2-[3-(N-(2-Methyi-naphthyl-l)-methyl)-piperidyl-3)-propyl]-6,7-dimethoxy-l -oxo- 1,2,3,4- tetrahydro-isochinolin, 50 

2-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-naphthy^^ 

nolin, 

2-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-naph^ 
dro-isochinolin, 

2-[(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl-2)-ethyl)-hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l -oxo-1, 2,3,4- tetrahydro- 55 
isochinolin, 

2-[(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl-2)-eth^ 
nolin, 

2-[3-(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl-2)-ethyl)-pyridyl-3)-propyl]-6,7-dimethoxy-l,2,3,4-tetrahydro-iso 
2-[(N-(4-(NaphthyI-2-oxy)-butyl)-azacyclooctyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4-tetr ahydro-isochinolin, 60 
2-[(N-(4-(Naphthyl-2-oxy)-butyl)-piperid^ 

2-[(N-(3-(Naphthyl-2-oxy)-propyl)-azacyclooctyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4 
2-[(N-(3-(6-Methoxy-naphthyl-2-oxy)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo- 
chinolin, 



(N-(3-(Naphthyl-2)-propyI)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dirnethoxy-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin, 65 

(N-(3-(Naphthyl-2)-propyl)-azacyclooctyI-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l^ 

(N-(2-(Naphthyl-2)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-methyllendioxy- 

(N-(2-(Naphthyl-2)-ethyl)-azacyclo^ 
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2-[(N-(2-methyl-napthyM)-methyty^ 
lin, 

2-[(N-(2-(Methyl-naphthyl-l)-me^ 

2-[(N-(2-(Methyl-^ 

chinolin, 

2-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-naphthyl-2)^^ 1 -oxo- 1 ,2,3,4-te- 

trahydro-isochinolin, 

2-[2-(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-naphthyl-2^ 
hydro-isochinolin, 

2-[(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl-2)-ethy^ 
nolin, 

2-[(N-(4-(Naphthyl-2-oxy)-butyl)-pyrroIidyl-3)-methyl]-6J-methylendioxy 
2-[(N-(4-(Naphthyl-2-ox 

2-[(N-(4-(Naphthyi-2-oxy)-butyl)-hexahydro-azepinyI-3>^ 
lin, 

2-[(N-(2-(Naphthyl-2)-ethyl)-pyr^ 

2-[(N-(2-(NaphthyI-2)-e^ 

2-[(N~(2-(Naphthyl-2)-et^ 

2-[(N-(2-(Naphthyl-2)-ethyl)-azacyclooctyl-3)-m 

2-[(N-(2-(Naphthyi4)-ethyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-67-dim 

2-[(N-(2-(Naphthyl-l)-ethyl^ 

2-[3-(N-(2-(Naphthyl-l)-el3iy^ 

2-[(N-(2-(Methyl-napht^ 

2-KN-(2-(Methyl-naphthyl-l)-m^^^ 

2-[(N-(2-(Methyl-naphthyl-l)-m^ 

lin, 

2-[2-(N-(2-(Methyl-naphthyM)-methy^^ 

2-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-naphthyl-2)-ethyl)-piperidyl-3)-meth 
isochinolin, 

2-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-napta 
trahydro-isochinolin, 

2-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-naphthyl-2^ 

dro-isochinolin, 

2-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy 

chinolin, 

2-[(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl-2)-ethyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-6,7-dimethy^ 

2-[(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl-2)-ethyl)-piperidyl-3)-me^ 

2-[(N-(2-(6-Methoxy-naphthy^ 

2-[2-(N-(2-(6-Methyl-naphthyl-2)^ 

2-[(N-(4-(Naphthyl-2-oxy)-butyl)-piperidyl-3)-m 

2-[(N-(4-(Naphthyl-2-oxy)-butyl)-hexahydro-azepinyl-3)-me 

nolin, 

2 -[(N-(4-(Naphthyl~2-oxy)-b^ 

2-[(N-(3-(6-Methoxy-naphth^^ 

hydro-isochinolin, 

2-[(N-(3-(6-Methoxy-naphthyl-2-oxy)-propyl)-azacyclooctyl-3)-methyI]-6,7-dim 
isochinolin, 

2-[(N-(3-(5,6-Dimethoxy-naphthyl-2-oxy)-pro^ 
isochinolin, 

2-[(N-(3-(5,6-Dimethoxy-naph^ 
trahydro-isochinolin, 

2-[(N-(3-(5,6-Dimethoxy-naphthyl-2-oxy)-pro^ 
dro-isochinolin, 



2- 

3- 

3- 

3- 

2 

2 

2- 

2- 

2- 

2- 

2- 

2- 

3- 

2- 

2- 



(N-(3-(Naphthyl)-propyl)-azacycloocty^ 



7,8-methylendioxy-2-oxo-l,3,4,5-tetrahydro-2H-3-benzazepin, 
-7,8-methylendioxy-l 3 3,4,5-tetrahydro-2H-3-benzazepin, 
-7,8-dimethyl-l,3,4,5-tetrahydro-2H-3-benzazepin, 
-6,7-dimethyl-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin, 
-5,6-methyIendioxy- 1-oxo- 1,3-dihydro-isoindol, 
5,6-methylendioxy- 1,3-dihydro-isoindol, 
-e^-methylendioxy-l-oxo-l^^-tetrahydro-isochinolin, 
-6,7-methylendioxy-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin, 
(N-(2-(6-Methyl-pyridyl-2)-ethyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-5,6-meth 
(N-(2-(6-Methyl-pyridyI-2)-ethyl)-pyrrolidyI-3)-methyl]-5,6-m 
{N-(l-(Pyridyl-3)-methyl)-pyrrolidyl^ 

XN-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-l,3,4,5-tetrahydro-2H-3-b 

{N-(3-(Pyridyl-4)-propyi)-pyrroIidy^ 

'(N-(l-(Pyridyl-3)-methyl)-pyrroIidyl-3)-methyl]-5,6-dim 



XN-(3-(Pyridyl-3)-propyI)-pyrrolidyl-3)-methyr 
XN-(l-(Pyridyl-3)-methyi)-pyrrolidyl-3)-methyf 
*(N-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-pyrrolidyl-3)-raethyr 
: (N-(l-(Pyridyl-3)-methyl)-pyrrolidyl-3)-methyi 
XN-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-pyrrolidyl-3)-rnethyr 
XN-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyr 
(N-(l-(Pyridyl-3)-rnethyl)-pyrroIidyl-3)-methyf 
tN-(l-(Pyridyl-3)-methyl)-pyrroIidyl-3)-rnethyr 
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2- [(N-(l-(PyridyI-3)-methyl)-pyrroH^ 

3- [(N-(2-(6-MethyI-pyridyl-2)-ethyI)^ 
2-[(N-(2-(6-Methyl-pyridyl-2)-ethyl)-p^ 
2-[(N-(2~(6-MethyI-pyridyl-2)-ethy^ 

(N-(2-(6-Methyl-pyridyl-2)-ethy!)-pyrroIidyI-3)-methyI]-7 } 8-^ 



3- 



zepin, 



2- 
2- 
2- 
3 



-6,7-dimethoxy- 1 -oxo-1 ,2,3,4-tetrahydro-isochinolin, 
-5 J 6-dimethoxy-l-oxo-l,3-dihydro-isoindol, 



2-[(N-(2-(6-Methyl-pyridyl-2)-ethyl)-pyrrolidyl-3)-methyr 
~(N-(2-(6-MethyI-pyridyl-2)-ethyl>pyrrolidyl-3)-methyr 
;2-(N-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-piperidyl-2)-e&^^ 
>(N-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-piperidy^ 

^(N-(2-(6,7-Dimethoxy-isochinolyl-4)-ethyl)-piperidyl-2)-methyl]-73-dimethyl- 
2H-3-benzazepin, 

2{(N-(l-(Pyridyl-4)-methyl)-piperidyl-3)-methyl]-67-dimethyl-l,23,4-tetrah 

2-[(N-(2-(67-Dimethoxy-isochinolyl-4)-ethyl)-piperidyl-3)-methyI]-^ 

dol, 

2-[2-(N-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-piperidyl-2)-ethyl]-5,6-methylendioxy-13-dihydro-isoindol, 
2-[(N-(3-(PyridyI-3)-propyI)-hexahydro-az^ 

2- [(N-(3-(PyridyI-3)-propyl)-he^ 

3- [(N-(2-(6-Methyl-pyridyl^ 
zazepin, 

2- [(N-(2-(6-Methyl-pyridyl-2)-ethyl)-hexahydr^^ 

3- [(N-(2-(6-Methyl-pyridyI-2)-ethy 
2H-3-benzazepin, 

2-[(N-(2-(6-Methyl-pyridyl-2)-ethyl)-he^^ 
~(N-(3-(Indolyl-3)-propyI)-pyrroIidyl-3)-m 

(N-(3-(Indolyl-3)-propyl)-pyrroIidyI-3)-methyl]-6,7-dimethyl- 1 -oxo- 1 ,2,3,4-tetrahydro-isochinolin, 
(N-(3-(Indolyl-3)-propyl)-pyrrolidy^^ 
(N-(3-(5-Hydroxy-indolyl-3)-propyl)-pyr^ 
zepin, 

2- [(N-(3-(5-Hydroxy-indolyl-3)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l,2,^ 

3- [(N-(3-(5-Methoxy-indoIyl-3)-propyI)^ 
2-[(N-(3-(5-Methoxy-indolyl-3)-propyl>^ 

2-[(N-(3-(5-Benzyloxy-indolyl-3)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyi]-6J-methylen 
chinolin, 

2- [(N-(3-(5-Benzy!oxy-indolyI-3)-propyl)-pyrrolid^^ 

3- [(N-(3-(N-Methyl-indolyl-3)-propy^ 
zepin, 

2-[(N-(3-(N-Methyl-indolyI-3)-pro^ 

2- [(N-(3-(Indolyl-3)-propyi)-py 

3- [(N-(3-(Indolyl-3)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-7,8-dim^ 
2-[(N-(3-(5-Hydroxy-indoIyI-3)-propyl)-pyrroIidyl-3)-methyl]-5,6 

2- [(N-(3-(5- Hydroxy-indolyI-3)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-6 ,7 -dimethoxy-1 -oxo- 1,2,3,4- tetrahydro-isochino- 
lin, 

3- [(N-(3-(5-Methoxy-indolyl-3)-propyl)-pyr^^ 
pin, 

2-[(N-(3-(5-Methoxy-indolyi-3)-pro^ 

2-[(N-(3-(5-Benzyloxy-indolyl-3)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-6,7-dim 

2-[(N-(3-(5-Benzyloxy-indolyl-3)-propyO^^ 

lin, 

2-[(N-(3-(N-Methyl-indolyI-3)-propyI)-pyrrolidyl-3)-methyl]-5,6-dimethoxy-l -oxo-l,3-dihydro-isoindol, 

2-[(N-(3-(N-Methyl-indolyI-3)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-5,6-dim 

2-[(N-(2-(4-Methoxy-phenyI)-ethyI)-hexahydro-azepinyI-3)-methyI]-6 

chinolin, 

2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyI)-hexahydro-^^ 
isochinolin, 

2-[(N-(3-(3-Methyl-phenoxy)-propyl)-hexaty^ 
isochinolin, 

2-[(N-(3-(3,4-Dimethoxy-phenoxy)-propyl)-hexahydro^ 
dro-isochinolin, 

2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyI)-hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-dimethyl-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro- 
isochinolin, 

2-[(N-(3-(3,4-Methylendioxy-phenoxy)-propyl)-he^^ 
hydro-isochinolin, 

2-[(N-(2-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-ethyl)-hexahydro^ 
dro-isochinolin, 

2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyl)-h^ 
dro-isochinolin, 

2^N-(3-(3,4-Methoxy-phenoxy)-propyl)-hexaty 
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hydro-isochinolin, 

2-[(N-(2-(4-Trifluorm 

2-[(N-(2-(4-Trifluormet^^^ 

2-[(N-(2-(3,4-Dichlor-ph^^ 

2-[(N-(2-(3,4,5-Trimethoxy-pte^ 

2-[(N-(2-(4-Methoxy-phenyl)-et^ 

2-[(N-(2-(3-Methyi-phenyl)-e^^ 1 ,3-dihydro-isoindol, 

2-[(N-(2-(3,4-Dimethyl-pfe^ 

2-[(N-(2-(2,3,4,5-Tetram 

2-[(N-(2-(4-Benzyloxy-phenyI)-et^ 

2-[(N-(2-(4-Hydroxy-phenyl^thyl)-piperidyl-3)-methyl]-5,^ 

2-[(N-(2-(4-Methansulfonyloxy-^^ 

2-[(N-(2-(4-Trifluormethans^ 

isoindol, 

(N-(2-(4-MethansuIfonylami^ 
(N-(2-(4-DimethansulfonyIamino-pheny 



2- 
2- 
dol. 

2-[(N-(3-(4-Brom-phenyl)-pro^ 

2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenyl)~pro^ 

2-[(N-(3-(3-Methoxy-phenyI)-propyl)-piperidyl-3)-met 

2-[(N-(3-(3,4-DLmethoxy-phenyl)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-5,6-d 

2-[(N-(4-(4"Methoxy-phenyl)-butyl)-piperidyl-3)-methyl]-5 ) 6-dime 

2- [(N-(3-(4-Amino-3 J 5~dib^^ 

3- [(N-(2-(2,5-Dimethyl-thienyl-3)-ethyl)-piperidyl-3)-methy 
zazepin, 

3-[(N-(2^5-Methoxy-benzo[b]thienyl-3^ 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(2-(6-Brom-benzo[b]thienyl-3)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dim 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]thienyl-3)-ethyl)^^ 
pin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]thienyI-2)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-o 
pin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]furyl-3)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy 

3-[(N-(2-(2,5-Dimethyl-thieny^^ 

zepin, 

3-[(N-(2-(5-Methoxy-benzo[b]thienyI-3)-eft^^ 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(2-(6-Methoxy-benzo[b]thienyI-3)-ethyl)-piperidyI-3)-methyl]-7,8-dim 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N^2-(6-Brom-benzo[b]thienyl-3)-et^ 
2H-3-benzazepin, 



3-[(N-(2-(Benzo[b* 
3-[(N-(2-(Benzo|V 



]thienyl-2)-ethyl)-piperidyl-3)-me^^^^^ 
]furyl-3)-ethyl)-piperidy^ 
3-[(N-(2-(2,5-DimethyI^^ 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N<2-(5-Methoxy-benzo[b]thieny^ 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N^2-(6-Methoxy-benzo[b]thienyl-3)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl> 

2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(2<6-Brom-benzo[b]thienyL 

2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]thienyl-2)^ 

zazepin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]furyl-3)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-methylend 
zepin, 

3-[(N-(3-(2,5-Dimethyl-thienyl-3)-p^ 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(3-(5-Methoxy-benzo[b]thienyI-3)-propyQ^^ 
2H-3-benzazepin, 

3^(N-(3-(6-Methoxy-benzo[b]thieny 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(3-(6-Brom-benzo[b]thienyI-3)-^^ 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(3-(Benzo[b]thienyl-2)-propyI)-piperidyl-3)-methyI]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4,5 
zepin, 

3-[(N-(3-(Benzo[b]furyl-3)-propy!)-p^ 
pin, 

12 



OS 37 17 561 

3-[(N-(3-(2,5-Dimethyl-thienyL^ 
2H-3~benzazepin, 

3-[(N-(3-(6-Methoxy-benzo[b]thienyl-3)-propy 
2H-3~benzazepin, 

3-[(N-(3-(Benzo[b]thienyl-2)-propy^ 
pin, 

3-[(N-(3-(Benzo[b]thienyl-3)-pro^ 
zepin, 

3-[(N-(3-(2,5-DimethyI-thieny^ 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(3-(6-Methoxy-benzo[b]thienyl-3)-pro^ 
dro-2H-3-benzazepin, 
3-[(N-(3-(Benzo[b]thienyI-2)-propyl)^ 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(3-(Benzo[b]furyl-3)-propyl)-piper^ 
zazepin, 

3-[(N-(2-(Thienyl-2)-ethyl)-piperidyl^ 

3-[(N-(2-(Benzo[b]thienyl-3)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dim 

3-[(N-(2-(Benzo[b]furyI-2)-ethyl)-piperidyl-3)-methyI]-7,8-din^ 

3-[(N-(2-(Thienyl-2)-ethyl)-piperidyl^ 

3.[(N-(2-(Benzo[b]thienyl-3)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-m 

zazepin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]furyl-2)-ethyl)-piper^ 
zepin, 

3-[(N-(2-(Thienyl-2)-ethyl)-hexahydro-aze^^ 
pin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]thienyI-3)-ethyl)-hex 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]fuiyl-2)-ethyl)^ 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(2-(Thienyl-2)-ethyl)-hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-7,8-methylendioxy-^ 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]thienyI-3)-ethyl)-hexahydro-azepinyI-3)-methyl]-7,8-methylendioxy-2-ox 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]fuiyI-2)-ethyl)-hexaty^ 

2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(2-(Thienyl-2)-ethyI)-pyr^ 

3-[(N-(2-(Benzo[b]thienyI-3)-ethyl)-pyrro 

pin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]furyI-2)-ethyl)-pyrroltf^^ 
3-[(N-(2-(ThienyI-2)-ethyl)-pyr^ 
3-[(N-(2-(Benzo[b]thienyl-3)-et^ 
zazepin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]furyl-2)-ethyl)-pyrro^^ 
zepin, 

3-[(N-(2-(Thienyl-2)-ethyl)-pyrroIidyU^^ 

3-[(N-(2-(Benzo[b]thieny 

pin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]thienyl-2)-ethyI)-pyrrolidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3A5-tetrah 
pin, 

3-[(N-(2-(ThienyI-2)-ethyl)-hexahydro-az 
zepin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]thienyl-3)-ethyl)-te^ 
2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(2-(Benzo[b]furyl-2)-ethyl)^ 

2H-3-benzazepin, 

3-[(N-(4-(Thienyl-2)-butyi)-pip^^ 

3-[(N-(4-(Benzo[b]thienyl-3)-butyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dim 

3-[(N-(4-(Benzo[b]furyl-2)-butyl)-piperidyl-3)-methyl]-7 > 8-dimethyl-^ 

3-[(N-(5-(ThienyI-2)-pentyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethyI-2-oxo-l,3,4,5-te 

3-[(N-(5-(Benzo[b]thienyl-3)-pentyO-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethyl-^ 

pin, 

3-[(N-(5-(Benzo[b]furyl-2)-pentyl)^ 
3-[(N-(4-(Thienyl-2)-butyl)-pipe 

3-[(N-(4-(Benzo[b]thienyl-3)-butyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8^methyle 
zazepin, 

3-[(N-(4<Benzo[b]furyl-2)-bu^ 
zepin, 
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3-[(N-(5-(Thienyl-2)-pentyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-methylendioxy-2-oxo- 

3-[(N-(5-(Benzo[b]thienyl-3)-pert 

zazepin, 

3-[(N-(5-(Benzo[>]furyl-2)-pentyl)-piperi^^ 
zepin, 

3-[(N-(4-(Benzo[b]thienyl-3)-pentyl)-piperidyl-3)-methyl>7,8-dimethoxy-2-ox 
zepin, 

3-[(N-(4-(Benzo[b]furyl-2)-butyl>^ 
3-[(N-(5-(Benzo[b]thienyl-3)-perityl)-piperidyl-3)-m 
zepin und 

3-[(N-(5-(Benzo[b]furyl-2)-pentyl)^^ 
pin 

sowie deren Enantiomeren, deren Diastereomeren, deren N-Oxide und deren Saureadditionssalzen, insbesonde- 
re ftir die pharmazeutische Anwendung deren physiologisch vertraglichen Saureadditionssalze. 
Bevorzugte Verbindungen der obigen allgemeinen Formel I sind diejenigen, in denen 

A, B, m und n wie eingangs definiert sind, 

E eine geradkettige Alkylengruppe mit 1 bis 3 Kohlenstof f atomen, 

G eine geradkettige Alkylengruppe mit 1 bis 6 Kohlenstoffatomen, wobei eine mit dem Rest R verbundene 
Methylengruppe einer geradkettigen Alkylengruppe mit 3 bis 6 Kohlenstoffatomen durch ein Sauerstoffatom, 
eine Methylimino- oder Ethyliminogruppe ersetzt sein kann, 
Ri eine Methyl- oder Methoxygruppe, 

R 2 eine Methyl- oder Methoxygruppe oder Ri und R2 zusammen eine Methylendioxygruppe und 
R eine gegebenenfalls durch eine Methylgruppe substituierte Furyl-, Thienyl-, Pyridyl-, Benzo[b]furyl- oder 
Benzo[b]thienylgruppe, eine durch ein Halogenatom, eine Methoxy- oder Methansulfonyloxygruppe substituier- 
te Benzo[b]thienylgruppe, eine gegebenenfalls durch eine Hydroxy-, Methoxy- oder Benzyloxygruppe substitu- 
ierte Indolyl- oder N-Methylindolylgruppe, eine Dimethyl-thienyl- oder Dimethoxy-isochinolylgruppe, eine 
gegebenenfalls durch Methyl- oder Methoxygruppen mono- oder disubstituierte Naphthylgruppe, wobei die 
Substituenten gleich oder verschieden sein konnen, oder auch, wenn B eine — CH 2 - oder CO-Gruppe darstellt, 
eine gegebenenfalls durch eine Methylendioxygruppe substituierte Phenylgruppe, eine durch Chlor- oder Brom- 
atom, Methyl- oder Methoxygruppen mono- oder disubstituierte Phenylgruppe, wobei die Substituenten gleich 
oder verschieden sein konnen, eine durch eine Hydroxy-, Benzyloxy-, Methansulfonyloxy-, Trifluormethansulfo- 
nyloxy-, Trifluormethyl-, Trifluormethoxy-, Nitro-, Amino-, Acetamido-, Methansulfonylamino- oder Bis(me- 
thansulfonyi)aminogruppe substituierte Phenylgruppe, eine Trimethoxyphenyl-, Tetramethyiphenyl- oder Diha- 
Iogenaminophenylgruppe bedeuten, insbesondere jedoch die Verbindungen der allgemeinen Formel 

(CHJu 

-E — CH N — G— R Oa) 

\ / 
(CH^ 

in der Ri, R2, R, A, B, E, G, m und n wie vorstehend erwahnt definiert sind, sowie deren Enantiomere, deren 
Diastereomere, deren N-Oxide und deren Saureadditionssalze, insbesondere fur die pharmazeutische Anwen- 
dung deren physiologisch vertraglichen Saureadditionssalze. 
Ganz besonders bevorzugte Verbindungen der vorstehenden allgemeinen Formel la sind diejenigen, in denen 

A eine — CH2-CH2-Gmppe, 

B eine -CH 2 -, -CH 2 -CH 2 -, - CO- oder 




— CH 2 CO-Grup4>e 

kennzeichnete Kohlenstoffatom mit dem Phenylkern verkniipft ist, 
E eine Methylen- oder Ethylengruppe, 

G eine geradkettige Alkylengruppe mit 2 bis 4 Kohlenstoffatomen, wobei die mit dem Rest R verbundene 
Methylengruppe einer geradkettigen Alkylengruppe mit 3 oder 4 Kohlenstoffatomen durch ein Sauerstoff 
ersetzt sein kann, 
Rt eine Methoxygruppe, 

R 2 eine Methoxygruppe oder R t und R 2 zusammen eine Methylendioxygruppe, 
m die Zahl 3 oder 4, 
n die Zahl 1 und 

R eine Naphthyl-2-, 6-Methoxy-naphthyl-2-, 5-Methyl-6-methoxy-naphthyl-2-, Thienyl-2-, Benzo[b]furyl-2- oder 
Benzo[b]thienyI-3-gruppe oder auch, wenn B die — CH 2 - oder —CO-Gruppe darstellt, eine 4-Methoxyphenyl- 
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oder 3,4-Dimethoxyphenylgruppe bedeuten, deren Enantiomeren, deren Diastereomeren und deren physiolo- 
gisch vertraglichen Saureadditionssalze. 

ErfindungsgemaB erhalt man die neuen Verbindungen der allgemeinen Formel I nach folgenden Verfahren: 

a) Umsetzung einer Verbindung der allgemeinen Formel 



in der Ri, R 2 , A, B, E, m und n wie eingangs definiert sind, mit einer Verbindung der allgemeinen Formel 



in der 

R und G wie eingangs definiert sind und 

Zi eine nukleophile Austrittsgruppe wie ein Halogenatom oder eine Sulfonyloxygruppe, z. B. ein Chlor-, 
Brom- oder Jodatom, die Methansulfonyloxy-, p-Toluolsulfonyloxy- oder Ethoxysulfonyloxygruppe, oder 
eine Hydroxygruppe oder Zi zusammen mit einem Wasserstoffatom der benachbarten Methylengruppe ein 
Sauerstoffatom darstellt. 

Bedeutet Zi eine nukleophile Austrittsgruppe, so wird die Umsetzung zweckmaBigerweise in einem Lo- 
sungsmittel oder Losungsmittelgemisch wie Aceton, Diethylether, Methylformamid, Dimethylformamid, 
Dimethylsulfoxid, Benzol, Chlorbenzol, Tetrahydrofuran, Benzol/Tetrahydrofuran, Dioxan oder in einem 
OberschuB der eingesetzten Verbindungen der allgemeinen Formeln II und/oder III und gegebenenfalls in 
Gegenwart eines saurebindenden Mittels, z. B. eines Alkoholats wie Kalium-tertbutylat, eines Alkalihydro- 
xids wie Natrium- oder Kaliumhydroxid, eines Alkalicarbonats wie Kaliumcarbonat, eines Alkaliamids wie 
Natriumamid, eines Alkalihydrids wie Natriumhydrid, einer tertiaren organischen Base wie Triethylamin 
oder Pyridin, wobei die letzteren gleichzeitig auch als Losungsmittel dienen konnen, oder eines Reaktions- 
beschleunigers wie Kaliumjodid je nach der Reaktionsfahigkeit des nukleophil austauschbaren Restes 
zweckmaBigerweise bei Temperaturen zwischen 0 und 150° C, vorzugsweise bei Temperaturen zwischen 50 
und 120° C, z. B. bei der Siedetemperatur des verwendeten Losungsmittels, durchgefuhrt. Die Umsetzung 
kann jedoch auch ohne Losungsmittel durchgefuhrt werden. Besonders vorteilhaft wird die Umsetzung 
jedoch in Gegenwart einer tertiaren organischen Base oder eines Oberschusses des eingesetzten Amins der 
allgemeinen Formel II durchgefuhrt. 

Bedeutet Zi eine Hydroxygruppe, so wird die Umsetzung vorzugsweise in einem geeigneten Losungsmittel 
wie Methanol, Ethanol, Tetrahydrofuran, Dioxan, Essigsaureethylester oder Eisessig mit Wasserstoff in 
Gegenwart eines Hydrierungskatalysators wie Platin, Palladium/Kohle oder Raney-Nickel bei einem Was- 
serstoffdruck von 2 bis 10 bar, vorzugsweise bei 5 bar, und bei Temperaturen zwischen 20 und 120°C, 
vorzugsweise bei Temperaturen zwischen 50 und 100° C, durchgefuhrt. 

Bedeutet Z\ zusammen mit einem Wasserstoffatom der benachbarten Methylengruppe ein Sauerstoffatom, 
so wird die Umsetzung vorzugsweise in einem geeigneten Losungsmittel wie Methanol, Ethanol, Tetrahy- 
drofuran, Dioxan, Essigsaureethylester oder Eisessig mit Wasserstoff in Gegenwart eines Hydrierungskata- 
lysators wie Platin, Palladium/Kohle oder Raney-Nickel bei einem Wasserstoffdruck von 2 bis 10 bar, 
vorzugsweise bei 5 bar, und bei Temperaturen zwischen 20 und 120° C, vorzugsweise bei Temperaturen 
zwischen 50 und 100° C, oder in Gegenwart eines geeigneten komplexen Metallhydrids wie Natriumcyan- 
borhydrid in einem geeigneten Losungsmittel wie Methanol, Ethanol, Tetrahydrofuran, Dioxan oder Aceto- 
nitril bei Temperaturen zwischen 0 und 50° C, vorzugsweise jedoch bei Raumtemperatur, durchgefuhrt. 
b) Umsetzung einer Verbindung der allgemeinen Formel 




(H) 



Zj-G-R 



(III) 




B 



GV) 



in der R], R 2 , A und B wie eingangs definiert sind, mit einer Verbindung der allgemeinen Formel 
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(CH^ 

/ \ 

Z 2 — E— CH N— G— R (V) 

\ / 
(CH^ 

in der 

R, E, G, m und i2 wie eingangs definiert sind und 

Z 2 eine nukleophile Austrittsgruppe wie ein Halogenatom oder eine Sulfonyloxygruppe, z, B. ein Chlor-, 
Brom- oder Jodatom, die Methansulfonyloxy-, p-ToluolsuIfonyloxy- oder Ethoxysulfonyloxygruppe, dar- 
stellt. 



Die Umsetzung wird zweckmaBigerweise in einem Losungsmittel oder Ldsungsmittelgemisch wie Methyl- 
formamid, Dimethylformamid, Dimethylsulfoxid, Benzol, Chlorbenzol, Tetrahydrofuran, Benzol/Tetrahy- 
drofuran oder Dioxan in Gegenwart eines saurebindenden Mittels, z. B. eines Alkoholats wie Kalium- 
tertbutylat, eines Alkalihydroxids wie Natrium- oder Kaliumhydroxid, eines Alkalicarbonats wie Kalium- 
carbonat, eines Alkaliamids wie Natriumamid oder eines Alkalihydrids wie Natriumhydrid zweckmaBiger- 
weise bei Temperaturen zwischen 0 und 150°C, vorzugsweise bei Temperaturen zwischen 0 und 50° C, 
durchgefuhrt. 

c)zur Herstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel I, in der B eine — CH 2 - oder 
-CH 2 CH 2 -Gruppe darsteilt: 

Reduktion einer Verbindung der allgemeinen Formel 

Ri a (CH 2 ) m 
r 2 JL \ N-E-CH N — G— R (VD 

Bl (CHA 

in der 

R, Ri, R 2 , A, E, G, m und n wie eingangs definiert sind und 
Bt eine — CO- oder 



— CH 2 CO-Gruppe 

X 

darsteilt, wobei das mit x gekennzeichnete Kohlenstoffatom mit dem Phenyikern verknupft ist 

Die Reduktion wird vorzugsweise mit einem Metallhydrid wie Lithiumaluminiumhydrid oder Diboran oder 
mit einem Komplex aus Boran und einem Thioather, z. B. mit Boran-Dimethylsulfid-Komplex, in einem 
geeigneten Losungsmittel wie Diathylather oder Tetrahydrofuran bei Temperaturen zwischen 0 und 80° C, 
vorzugsweise jedoch bei Temperaturen zwischen 10 und 45° C, durchgefuhrt 

d) Zur Herstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel I, in der A eine — CH 2 -Gruppe und B eine 
— CO- oder — CH 2 CO-Gruppe darstellen: 
Reduktion einer Verbindung der allgemeinen Formel 

Ri nn (CH^ 

M- flf N— E— CH N— G — R (VII) 

\A / \ / 

B, (CH 2 ) fl 

in der 

R, Ri , R 2 , E, G, m und n wie eingangs definiert sind und 
B 2 eine —CO- oder 



— CH 2 CO-Gruppe 

X 

darsteilt, wobei das mit x gekennzeichnete Kohlenstoffatom mit dem Phenyikern verknupft ist, mit nascie- 
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rendem Wasserstoff. 

Die Reduktion wird in einem geeigneten Losungsmittel wie Eisessig, Eisessig/Wasser oder Eisessig/Ethanol 
mit nascierendem Wasserstoff, z. B. in Gegenwart von Zink/Eisessig, Zinn/Salzsaure oder Zinn-dichlorid/ 
Salzsaure bei Temperaturen zwischen 20 und 150° C, vorzugsweise jedoch bei der Siedetemperatur des 
Reaktionsgemisches, z. B. bei Temperaturen zwischen 80 und 1 00° C, durchgefuhrt. 

e) Zur Herstellung von Verbindungen der allgemeinen Formel I, in der G mit Ausnahme der ein Schwefel- 
atom, eine Sulfinyl- oder Sulfonylgruppe enthaltenden Reste die fur G eingangs erwahnten Bedeutungen 
besitzt und A die — CH 2 — CH 2 -Gruppe und B die Methylen- oder Carbonylgruppe darstellt: 
Hydrierung einer Verbindung der allgemeinen Formel 



R, Ri, R 2 , B, E, m und n wie eingangs definiert sind, 

Gi mit Ausnahme der ein Schwefelatom, eine Sulfinyl- oder Sulfonylgruppe enthaltenden Reste die fur G 
eingangs erwahnten Bedeutungen besitzt und 
B 3 eine — CH 2 - oder — CO-Gruppe darstellt. 

Die Hydrierung wird in einem Losungsmittel oder Losungsmittelgemisch wie Methanol, Ethanol, Essigsaure- 
ethylester oder Eisessig mit katalytisch angeregtem Wasserstoff, z. B. mit Wasserstoff in Gegenwart von Platin 
oder Palladium/Kohle, bei einem Wasserstoffdruck von 1 bis 7 bar, vorzugsweise jedoch von 3 bis 5 bar, und bei 
Temperaturen zwischen 0 und 75° C, vorzugsweise jedoch bei Temperaturen zwischen 20 und 50° C, durchge- 
fuhrt. 

Bei der vorstehend beschriebenen Umsetzung konnen gegebenenfalls vorhandene reaktive Gruppen wie 
Hydroxy-, Amino-, Alkylamino- oder Iminogruppen wahrend der Umsetzung durch ubliche Schutzgruppen 
geschutzt werden, welche nach der Umsetzung wieder abgespalten werden. 

Beispielsweise kommt als Schutzrest fur eine Hydroxygruppe die Trimethylsilyl-, Acetyl-, Benzoyl-, Benzyl- 
oder Tetrahydropyranylgruppe und als Schutzrest fur eine Amino-, Alkylamino- oder Iminogruppe die Acetyl-, 
Benzoyl-, Ethoxycarbonyl- oder Benzylgruppe in Betracht. 

Die gegebenenfalls anschlieBende Abspaltung eines verwendeten Schutzrestes erfolgt vorzugsweise hydroiy- 
tisch in einem waBrigen Losungsmittel, z. B. in Wasser, IsopropanoL/Wasser, Tetrahydrofuran/Wasser oder 
Dioxan/Wasser, in Gegenwart einer Saure wie Salzsaure oder Schwefelsaure oder in Gegenwart einer Alkaliba- 
se wie Natriumhydroxid oder Kaliumhydroxid bei Temperaturen zwischen 0 und 100°C, vorzugsweise bei der 
Siedetemperatur des Reaktionsgemisches. Die Abspaltung eines Benzylrestes erfolgt jedoch vorzugsweise 
hydrogenolytisch, z. B. mit Wasserstoff in Gegenwart eines Katalysators wie Palladium/Kohle in einem Losungs- 
mittel wie Methanol, Ethanol, Essigsaureethylester oder Eisessig gegebenenfalls unter Zusatz einer Saure wie 
Salzsaure bei Temperaturen zwischen 0 und 50° C, vorzugsweise jedoch bei Raumtemperatur, und einem 
Wasserstoffdruck von 1 bis 7 bar, vorzugsweise jedoch 3 bis 5 bar. 

Erhalt man erfindungsgemaB eine Verbindung der allgemeinen Formel I, in der R eine Nitrogruppe enthalt, so 
kann diese mittels Reduktion in eine entsprechende Aminoverbindung der allgemeinen Formel I ubergefuhrt 
werden oder eine Verbindung der allgemeinen Formel I, in der R eine Aminogruppe enthalt, so kann diese 
mittels Acylierung in eine entsprechende Alkanoylaminoverbindung der allgemeinen Formel I ubergefuhrt 
werden. 

Die nachtragliche Reduktion der Nitroverbindung wird vorzugsweise in einem Losungsmittel wie Wasser, 
Wasser/ Athanol, Methanol, Eisessig, Essigsaureathylester oder Dimethylformamid zweckmaBigerweise mit 
Wasserstoff in Gegenwart eines Hydrierungskatalysators wie Raney-Nickel, Platin oder Palladium/Kohle, mit 
Metallen wie Eisen, Zinn oder Zink in Gegenwart einer Saure, mit Salzen wie Eisen(II)sulfat, Zinn(II)chlorid oder 
Natriumdithionit oder mit Hydrazin in Gegenwart von Raney-Nickel bei Temperaturen zwischen 0 und 50° C, 
vorzugsweise jedoch bei Raumtemperatur, durchgefuhrt. 

Die nachtragliche Acylierung wird zweckmaBigerweise in einem Losungsmittel wie Methylenchlorid, Chloro- 
form, Tetrachlorkohlenstoff, Ather, Tetrahydrofuran, Dioxan, Benzol, Toluol, Acetonitril oder Dimethylforma- 
mid vorzugsweise mit einem reaktiven Derivat der Saure, beispielsweise mit Acetylchlorid, Acetanhydrid oder 
Propionsaureanhydrid, urn gegebenenfalls in Gegenwart einer anorganischen Base wie Natriumkarbonat oder 
einer tertiaren organischen Base wie Triathylamin oder Pyridin, welche gleichzeitig als Losungsmittel dienen 
konnen, bei Temperaturen zwischen — 25° C und 100°C, vorzugsweise jedoch bei Temperaturen zwischen 
— 10° C und der Siedetemperatur des verwendeten Losungsmittels, durchgefuhrt. 

Die erhaltenen Verbindungen der allgemeinen Formel I lassen sich, da diese mindestens ein chirales Zentrum 
besitzen, mittels ublichen Methoden in ihre Diastereomeren, beispielsweise durch Saulenchromatographie, und 
in ihre Enantiomeren auftrennen, beispielsweise durch Saulenchromatographie an einer chiralen Phase oder 
durqh Kristallisation mit optisch aktiven Sauren, z. B. mit D- oder L-Monomethylweinsaure, D- oder L-Diacetyl- 
weinsaure, D- oder L-Weinsaure, D- oder L-Milchsaure oder D- oder L-Camphersaure. 




(Vffl) 



in der 
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Die erhaltenen Verbindungen der allgemeinen Formel I lassen sich ferner in ihre Saureadditionssalze, insbe- 
sondere fur ihre pharmazeutische Anwendung in ihre physiologisch vertraglichen Saureadditionssalze mit 
anorganischen oder organischen Sauren iiberfuhren. Als Sauren kommen hierbei beispielsweise Salzsaure, 
Bromwasserstoffsaure, Schwefelsaure, Phosphorsaure, Essigsaure, Milchsaure, Zitronensaure, Weinsaure, Bern- 
steinsaure, Maleinsaure oder Fumarsaure in Betracht. 

Die als Ausgangsstoffe verwendeten Verbindungen der allgemeinen Formeln II bis VIII sind teilweise Iitera- 
turbekannt bzw. man erhalt sie nach an sich bekannten Verfahren. 

So erhalt man beispielsweise eine Ausgangsverbindung der allgemeinen Formel II durch Alkylierung einer 
entsprechenden Iminoverbindung der allgemeinen Formel IV mit einem am N-Atom durch einen iiblichen 
Schutzrest geschutzten cyclischen Amin, das im Kohlenstoffgerust durch einen Alky Ir est substituiert ist, welcher 
seinerseits endstandig durch eine nukleophile Austrittsgruppe substituiert ist, und anschlieBende Abspaltung des 
verwendeten Schutzrestes. Das hierfur erforderliche cyclische Amin erhalt man durch Oberfuhrung eines 
entsprechenden durch einen Hydroxyalkylrest substituierten cyclischen Amins in dessen geeigneten Halogen- 
oder Sulfonsaureester und die hierfur erforderliche Iminoverbindung der allgemeinen Formel IV durch Cyclisie- 
rung einer entsprechenden Verbindung, z, B. durch Cyclisierung einer Verbindung der allgemeinen Formel 

R t H OCH 3 

R 2 -?^ ^N— CH 2 CH 0X) 

\A :/ \ 

CH 2 CO OCH3 
oder auch der allgemeinen Formel 

Ri 

R 2 + || NH — COCH 2 Cl (X) 

\A / 
CH2CH2 

gegebenenfalls anschlieBender katalytischer Hydrierung und/oder Reduktion der Carbonylgruppe beispielswei- 
se mit Natriumborhydrid/Eisessig (siehe EP-A1 00 07 070, EP-A1 00 65 229 und EP-A1 01 09 639). 

Eine als Ausgangsstoff verwendete Verbindung der allgemeinen Formel V erhalt man durch N-Alkylierung 
eines im Kohlenstoffgerust durch einen Hydroxyalkylrest substituierten entsprechenden cyclischen Amins mit 
einer entsprechenden Verbindung oder mit einem entsprechenden 1, 6>-Dihalogenalkan und anschiiefiende 
Umsetzung mit einer entsprechenden HO-, SH- oder HN- Verbindung und erforderlichenfalls anschlieBende 
Oxidation, wobei dann eine so erhaltene Hydroxyalkylverbindung in ihren reaktionsfahigen Halogen- oder 
Sulfonsaureester iibergefuhrt wird. 

Eine als Ausgangsstoff verwendete Verbindung der allgemeinen Formel VI, VII und VIII erhalt man vorzugs- 
weise durch Umsetzung einer entsprechenden Halogenverbindung mit einem entsprechenden Amin und gege- 
benenfalls anschlieBende Abspaltung von Schutzresten, die zum Schutz von Aminogruppen verwendet werden. 

Wie bereits eingangs erwahnt, weisen die neuen Verbindungen der allgemeinen Formel I und deren physiolo- 
gisch vertragliche Saureadditionssalze mit anorganischen oder organischen Sauren wertvolle pharmakologische 
Eigenschaften auf, insbesondere bei geringen zentralen Nebenwirkungen eine blutdrucksenkende und eine 
besonders lang anhaltende herzfrequenzsenkende Wirkung sowie eine Herabsetzung des 02-Bedarfs des Her- 
zens. 

Beispielsweise wurden die Verbindungen 

A = 3-[(N-(2-(NapthyI-2)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-13A5-tetrahydro-2H-3-benzaze- 
pin-hydrochlorid, 

B = 3-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-napthyl-2)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7 ) 8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4,5-tetrahy- 

dro-2H-3-benzazepin-hydrochlorid, 
C = 3-[2-(N-(2-(6-Methoxy-napthy^ 

2H-3-benzazepin-hydrochlorid, 
D = 2-[(N-(2-(6-Methoxy-napthyl-2)-ethyl)-hexahydro-azepinyI-3)-methyl]-6,7-methyIendioxy-l-oxo-lA3,4-te- 

trahydro-isochinolin-hydrochlorid, 
E = 2-[(N-(2-(Napthyl-2)-ethyl)-hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4-tetrahydro- 

isochinolin-hydrobromid, 

F « 2-[(N-(2-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-ethyl)~piperidyI-3)-methyl]-67-dimethyl-l,2,3,4-tetrahydro-isochinol^ 
dihydrochlorid, 

G = 2-[(N-(2-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-ethyI)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethyl-l-oxo-l 1 2,3,4-tetrahydro-isochi- 
nolin-hydrochlorid, 

H = 2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyI)-piperidyl-3)-methyI]-6,7-dimethyl-l-oxo-l J 2,3,4-tetrahydro-isochi- 
nolin-hydrochlorid, 

I - 3-[(N-(4-(Thienyl-2)-butyi)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l ) 3,4,5-tetrahydro-2H-3-benzazepin- 
hydrochlorid, 
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K = 3-[(N-(2-(Benzo[b]furyl-2)-ethyl)-pipe^ 

zazepin-hydrochlorid und 
L - 3-[(N<2-(Benzo[b]thien^ 

2H-3-benzazepin-hydrochlorid 

5 

auf ihre biologischen Eigenschaften wie folgt untersucht: 

Wirkung auf die Herzfrequenz an Ratten 

Die Wirkung der zu untersuchenden Substanzen auf die Herzfrequenz wurde pro Dosis an 2 Ratten mit einem to 
durchschnittlichen Gewicht von 250—300 g untersucht. Hierzu wurden die Ratten mit Pentobarbital (50 mg/kg 
i.p. und 20 mg/kg s.c.) narkotisiert. Die zu untersuchenden Substanzen wurden in waSriger Losung in die Vena 
jugularisinjiziert(0,l ml/100 g). 

Der Blutdruck wurde uber in eine A. carotis eingebundene Kamile gemessen und die Herzfrequenz wurde aus 
einem mit Nadelelektroden abgeleiteten EKG (II. oder III. Ableitung) registriert. Die Herzfrequenz der Tiere in 15 
der Kontrollperiode lag zwischen 350 und 400 Schlagen/Minuten (S/min). 

Die nachfolgende Tabelle enthalt die gefundenen Werte: 



Substanz 


Dosis 
(mg/kg) 


Herzfrequenzsenkung 
in S/Min. nach 

5 Min. 20 Min. 


Blutd rucksenkung 
in mmHg nach 

5 Min. 20 Min. 


20 


A 


5,0 


-218 


-259 


-46 


-32 


25 


B 


5,0 


-188 


-218 


-22 


-15 




C 


5,0 


-236 


-194 


-40 


-31 




D 


5,0 


-173 


-123 


-21 


-16 




E 


5,0 


-169 


-150 


-30 


-16 


30 


F 


5,0 


-150 


-120 


-49 


-27 




G 


5,0 


-207 


-101 


-57 


-8 




H 


5,0 


-190 


-180 


-57 


-33 




I 


5,0 


-320 


-253 


-65 


-32 


35 


K. 


2,5 


-138 


-156 


-36 






L 


2,5 


-110 


-163 


-40 


-24 





40 

Die erfindungsgemaB hergestellten Verbindungen weisen in therapeutischen Dosen keinerlei toxische Neben- 
wirkungen auf. So konnten beispielsweise bei einer intravenosen Applikation der Substanz A und L auch in einer 
hohen Dosis von 20 mg/kg an Mausen, auBer einer geringen Sedation keine toxischen Nebenwirkungen beob- 
achtet werden, 

Aufgrund ihrer pharmakologischen Eigenschaften eignen sich die erfindungsgemaB hergestellten Verbindun- 45 
gen zur Behandlung von Sinustachykardien verschiedener Genese und zur Phrophylaxe und Therapie ischami- 
scher Herzerkrankungen. 

Die zur Erzielung einer entsprechenden Wirkung erforderliche Dosierung betragt zweckmaBigerweise ein- 
bis zweimal taglich 0,01 bis 0,2 mg/kg Korpergewicht, vorzugsweise 0,03 bis 0,15 mg/kg Korpergewicht. Hierzu 
lassen sich die erfindungsgemaB hergestellten Verbindungen der allgemeinen Formel I sowie ihre physiologisch 50 
vertraglichen Saureadditionssalze mit anorganischen oder organischen Sauren, gegebenenfalls in {Combination 
mit anderen Wirksubstanzen, zusammen mit einem oder mehreren inerten iiblichen Tragerstoffen und/oder 
Verdiinnungsmitteln, z. B. mit Maisstarke, Milchzucker, Rohrzucker, mikrokristalliner Zellulose, Magnesium- 
stearat, Polyvinylpyrrolidon, Zitronensaure, Weinsaure, Wasser, Wasser/ Athanol, Wasser/Glycerin, Wasser/ 
Sorbit, Wasser/Polyathylenglykol, Propylenglykol, Carboxymethylcellulose oder fetthaltige Substanzen wie 55 
Hartfett oder deren geeignete Gemische, in ubliche galenische Zubereitungen wie Tabletten, Dragees, Kapseln, 
Pulver, Suspensionen,Tropfen, Ampullen, Safte oder Zapfchen einarbeiten. 

Die nachfolgenden Beispiele sollen die Erfindungnaher erlautern: 

Beispiel A 60 
2-[(Piperidyi-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin 
a) N-Benzyl-3-(hydroxymethyI)-piperidin 

65 

Ein Gemisch von 40,3 g (0,35 Mol) 3-(Hydroxymethyl)-piperidin, 97,4 ml (0,70 Mol) Triethylamin und 40,3 ml 
(0,35 Mol) Benzylchlorid wird innerhalb von 30 Minuten auf 95° C erhitzt und 2 Stunden bei dieser Temperatur 
belassen. Das abgektihlte Reaktionsgemisch wird in einer Mischung aus 2 molarer Natronlauge und Essigester 
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gelost. Die organische Phase wird mit Wasser gewaschen, abgetrennt, iiber Magnesiumsulfat getrocknet und im 

Vakuum eingedampft. 

Ausbeute: 57,2 g (79,6% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,45 (Aluminiumoxid neutral, Laufmittel: 3% Ethanol in Methylenchlorid). 

b) N-Benzyl-3-(benzolsulfonyloxymethyl)-piperidin 

Ein Gemisch von 6,8 g (0,033 Mol) N-Benzyl-3-(hydroxymethyl)-piperidin, 6,7 ml (0,052 Mol) Benzolsulfonsau- 
rechlorid, 50 ml 20°/oige waBrige Natronlauge, 100 ml Toluol und 1 Spatelspitze Tetrabutyi-ammoniumbromid 
wird 3 Stunden bei Raumtemperatur geruhrt. AnschlieBend verdiinnt man mit 250 ml Essigester und wascht die 
organische Phase mit Wasser. Die organische Phase wird abgetrennt, iiber Magnesiumsulfat getrocknet und im 
Vakuum zur Trockene eingedampft. Die Reinigung des Ruckstandes erfolgt iiber 200 g Kieselgel 
(0,063—0,2 mm) mit Methylenchlorid und anschlieBend steigenden Anteilen von Ethanol (bis 5°/o). 
Ausbeute: 9,4 g (92% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,5 (Kieselgel, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

c) 2-[(N-Benzyl~piperidyl-3)-me^ 

5,2 g (0,025 Mol) 6,7-Dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin werden in 70 ml Dimethylsulfoxid gelost 
und unter Rtthren mit 3,1 g (0,025 Mol) Kalium-tertbutylat versetzt. Nach V 2 Stunde wird zur erhaltenen 
Kaliumsalz-Suspension 9,3 g (0,0275 Mol) N-Benzyl-3-(benzolsuIfonyloxy-methyl)"piperidin in 20 ml Dimethyl- 
sulfoyid gegeben und 2 Stunden bei 40° C geruhrt. Man gieBt auf Eiswasser und extrahiert 3x mit je 120 ml 
Essigester. Die vereinigten organischen Phasen werden mit Wasser gewaschen, iiber Magnesiumsulfat getrock- 
net und im Vakuum eingedampft. Der erhaltene Ruckstand wird iiber 200 g Kieselgel (0,063-0,2 mm) mit 
Methylenchlorid und anschlieBend steigenden Anteilen von Ethanol (bis 2%) gereinigt. 
Ausbeute : 7,7 g(78,5% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,5 (Kieselgel, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid und 1 Tropfen Ammoniak). 

d) 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-lA3,4-tetrahydro-isochinolin 

9,4 g (0,0238 Mol) 2-[(N-Benzyl-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy- 1-oxo-l, 2,3,4- tetrahydro-isochinolin wer- 
den in 200 ml Methanol in Gegenwart von 2 g 20%igem Palladiumhydroxid/Kohle 3 Stunden bei Raumtempera- 
tur und 5 bar Wasserstoff hydriert. AnschlieBend wird der Katalysator abgesaugt und das Filtrat im Vakuum zur 
Trockene eingedampft 
Ausbeute : 7,2 g (99% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,15 (Kieselgel, Laufmittel: 10% Ethanol in Methylenchlorid und 1 Tropfen Ammoniak). 

Beispiel B 

3-Chlormethyl-N-[3-(naphthyl-2-oxy)-propyi]-piperidin 

a) 3-(Hydroxymethyl)-N-[3-(naphthyl-2-oxy)-propyl]-piperidin 

Ein Gemisch von 11,5 g (0,2 Mol) 3-Hydroxy-methyl-piperidin und 11 g 2-(3-Chlorpropoxy)-naphthalin wird 1 
Stunde auf 120° G erhitzt Der Ruckstand wird iiber Kieselgel (0,063-0,2 mm) mit Essigester/Ethanol/Ammoni- 
ak = 90 : 10 : 1 gereinigt. 
Ausbeute: 1 1,5 g (76,6% der Theorie), 
Schmelzpunkt: 99-101°C. 

b) 3-Chlormethyl-N-[3-(naphthyi-2-oxy)-propyl]-piperidin 

Eine Losung von 1,5 g (5 mMol) 3-(HydroxymethyI)-N"[3-(naphthyl-2-oxy)-propyl]-piperidin in 25 ml Chloro- 
form wird mit 1,5 ml Thionylchlorid versetzt und l l / 2 Stunden am RiickfluB gekocht. Es wird im Vakuum zur 
Trockene eingedampft. Der Ruckstand wird in Methylenchlorid aufgenommen, mit Wasser, 2 molarer Natron- 
lauge und erneut mit Wasser gewaschen. Nach dem Trocknen der Methylenchloridphase iiber Magnesiumsulfat 
wird im Vakuum eingedampft. 
Ausbeute: 1,4 g (87,5% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,8 (Kieselgel, Laufmittel: Essigester/Ethanol/Ammoniak - 90 : 40 :2). 

Beispiel C 

2-[(Hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin 

a) N-Benzyl-caprolaetam 

33,9 g (0,3 Mol) Caprolactam werden in 250 ml Dimethylsulfoxid gelost und unter Ruhren 37 g (0,33 Mol) 
Kalium-tertbutylat zugefugt. Hierbei steigt die Reaktionstemperatur auf 60° C an. Es wird V2 Stunde bei 60° C 
geruhrt und anschlieBend 35 ml (0,3 Mol) Benzylbromid zugetropft Nach weiteren 2 I / 2 Stunden bei 60° C wird 
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auf 1 1 Eiswasser gegossen und 3 mal mit Essigester ausgeschuttelt Die organischen Phasen werden vereinigt, 
mit Wasser gewaschen, liber Magnesiumsulfat getrocknet und im Vakuum eingedampft 
Ausbeute: 60,3 g (99% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,6 (Kieselgel, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

b) 1 -Benzyl-caprolactam-3-carbonsaure 

Zu 33,9 g — 47,1 ml (0,33 Mol) Diisopropylamin in 450 ml absolutem Ether werden unter Riihren und Stick- 
stoff bei — 60° C 180 ml 2,6 molare Butyllithium-Losung in n-Hexan zugegeben. AnschlieSend tropft man unter 
weiterer Kuhlung 48,8 g (0,24 Mol) N-Benzyl-caprolactam, gelost in 150 mi absolutem Ether, zu. Nach 10-mlnuti- 
gem Riihren entfernt man das Kaltebad und leitet 15 Minuten lang Kohlendioxid ein. Das Reaktionsgemisch 
wird auf Eis gegossen, die atherische Phase abgetrennt und 2 mal mit 2 molarer Natronlauge ausgeschuttelt. Die 
waBrig-alkoholischen Phasen werden vereinigt, mit Ether ausgeschuttelt, mit konzentrierter Salzsaure angesau- 
ert und 2 mal mit Methylenchlorid ausgeschuttelt. Die vereinigten Methylenchlorid-Phasen werden uber Magne- 
siumsulfat getrocknet und das Losungsmittel im Vakuum abdestilliert 
Ausbeute: 15,7 g(26,5% der Theorie), 
IR-Spektrum (Methylenchlorid): 1735 und 1600 cm- 1 (CO). 

c) 1 -Benzyl-3-hydroxymethyl-hexahydro-azepin 

Zu 6,84 g (0,28 Mol) Lithiumaluminiumhydrid in 300 ml absolutem Tetrahydrofuran werden 14,8 g (0,06 Mol) 
l-Benzyl-caprolactam-3-carbonsaure, gelost in 300 ml absolutem Tetrahydrofuran, getropft. Danach wird 6 
Stunden unter RtickfluB erhitzt, anschlieBend unter Eiswasserkiihlung mit 6,8 ml Wasser, 6,8 ml 2-molarer 
Natronlauge und 21 ml Wasser versetzt. Der Niederschlag wird abgesaugt, mit Tetrahydrofuran nachgewaschen 
und das Filtrat im Vakuum eingeengt Der Ruckstand wird saulenchromatographisch uber Aluminiumoxid N 
(Aktivitat II, Elutionsmittel: Methylenchlorid) gereinigt. 
Ausbeute: 8,4 g (63,8% der Theorie), 
IR-Spektrum (Methylenchlorid): 3620 cm- 1 (OH). 

d) 1 -BenzyI-3-(4-toluoIsulfonyIoxymethyl)-hexahydro-azepin 

15 g (0,0684 Mol) l-Benzyl-3-hydroxymethyl-hexahydro-azepin werden in 150 ml Pyridin gelost und unter 
Riihren mit 14,3 g (0,075 Mol) p-Toluolsulfonsaurechlorid versetzt und 1 Stunde bei Raumtemperatur geruhrt Es 
wird im Vakuum eingedampft, in Methylenchlorid aufgenommen, mit 2 molarer Natronlauge und Wasser 
gewaschen. Nach dem Trocknen uber Magnesiumsulfat wird die organische Phase im Vakuum eingedampft. 
Ausbeute: 23,3 g (91,3% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,45 (Kieselgel, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

e) 2-[(N-Benzyl-hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6 3 7-methylendioxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin 

7,4 g (0,0387 Mol) 6,7-Methylendioxy-l-oxo-l J 2,3,4-tetrahydro-isochinolin werden in 100 ml Dimethylsulfoxid 
gelost, mit 4,5 g (0,04 Mol) Kalium-tert.butylat versetzt und V2 Stunde bei Raumtemperatur geruhrt. Anschlie- 
Bend werden 16,8 g (0,044 Mol) l-Benzyl-3-(4-toluolsulfonyloxymethyl)-hexahydro-azepin zugegeben und 3 
Stunden bei Raumtemperatur geruhrt. Das Reaktionsgemisch wird in Essigester gelost und 2 mal mit Wasser 
ausgeschuttelt. Die organische Phase wird uber Magnesiumsulfat getrocknet und im Vakuum eingeengt. Der 
Ruckstand wird uber Aluminiumoxid N (Aktivitat II, Elutionsmittel: Methylenchlorid, Methylenchlorid 4- 2% 
Ethanol) gereinigt. 
Ausbeute: 3,0 g (19,6% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,6 (Kieselgel, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

f) 2-[(Hexahydro-azepinyI-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin 

6,7 g (0,017 Mol) 2-[(N-Benzyl-hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro- 
isochinolin werden in 250 ml Methanol in Gegenwart von 2 g 20%igem Palladiumhydroxid/Kohle 4 Stunden bei 
Raumtemperatur und 5 bar Wasserstoff hydriert. AnschlieBend wird der Katalysator abgesaugt und das Filtrat 
im Vakuum zur Trockene eingedampft. Der Ruckstand kristallisiert aus Aceton. 
Ausbeute: 4,9 g (95% der Theorie), 
Schmeizpunkt: 267 -269° C. 

Beispiel D 

3-ChlormethyI-N-[3-(naphthyl-2-oxy)-propyl]-hexahydro-azepin 

a) 3-Hydroxymethyl-hexahydro-azepin 

16,6 g (0,0757 Mol) l-Benzyl-3-hydroxymethyl-hexahydro-azepin werden in 500 ml Methanol in Gegenwart 
von 16,6 g 20%igem Palladiumhydroxid/Kohle 2 Stunden bei Raumtemperatur und 5 bar Wasserstoff hydriert. 
AnschlieBend wird der Katalysator abgesaugt und das Filtrat im Vakuum eingedampft 
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Ausbeute: 8 g (81,8% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,5 (Kieselgel, Laufmittel:MethyIenchlorid/Ethanol/Ammoniak = 5:4:1). 

b) 3-HydroxymethyI-N-[3-(naphthyl-2-oxy)-propyl]-hexahydro-azepin-hydrochlorid 

Ein Gemisch von 7,8 g (0,06 Mol) 3-Hydroxymethyl-hexahydro-azepin und 6,7 g (0,03 Mol) 2-(3-ChIorpro- 
poxy)-naphthalm werden 1 Stunde auf 120° C erhitzt. Das Reaktionsgemisch wird iiber Kieselgel 
(0,063—0,2 mm)mitEssigester/Ethanol/Ammoniak = 90 : 10 : 1 gereinigt. 
Ausbeute : 2,3 g (24,3% der Theorie), 
Schmelzpunkt: 127— 129°C. 

c) 3-Chlormethyl-N-[3-(naphthyl-2-oxy)-propyl]-hexahydro-azepin 

2,4 g (6,86 Mol) 3-Hydroxymethyl-N-[3-(naphthyl-2-oxy)-propyl]-hexahydro-azepin-hydrochIor^ gelost in 
30 ml Chloroform, werden mit 5 ml Thionylchlorid versetzt und 1 Stunde am RuckfluB gekocht. Es wird im 
Vakuum zur Trockne eingedampft. Der Rfickstand wird in Methylenchlorid gelost, mit Wasser, 2 molarer 
Natronlauge und erneut mit Wasser ausgeschuttelt. Die Methylenchlorid-Phase wird uber Magnesiumsulfat 
getrocknet und im Vakuum eingedampft 
Ausbeute: 1,1 g(48,5% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,55 (Kieselgel, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

Beispiel E 

2-[(PyrrolidyI-3)-methyl)-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin 
a) N-Benzyi-2-pyrrolidon 

Zu 25,5 g (0,3 Mol) 2-Pyrrolidon in 300 ml absolutem Dimethylsulfoxid werden portionsweise 14,4 g (0,33 Mol) 
50%ige Natriumhydrid-Dispersion in Ol eingetragen. AnschlieBend wird 5 Stunden bei 40 bis 50° C geriihrt und 
bei 25— 30°C 56,4 g = 39,2 ml (0,33 Mol) Benzylbromid zugetropft. Nach 10-stundigem Riihren bei Raumtempe- 
ratur wird das Reaktionsgemisch in 500 ml Essigester gelost und mehrmals mit Wasser ausgeschuttelt. Die 
organische Phase wird abgetrennt iiber Magnesiumsulfat getrocknet und das Losungsmittel im Vakuum ent- 
fernt. Der erhaltene Ruckstand wird iiber 900 g Aluminiumoxid (neutral, Aktivitat II) mit Methylenchlorid und 
0,1% Ethanol gereinigt. 
Ausbeute : 35,6 g (67,7% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,77 (Aluminiumoxid, neutral, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

b) N-Benzyl-2-pyrrolidon-3-carbonsaure 

Zu 28,3 g = 39,3 ml (0,28 Mol) Diisopropylamin in 400 ml absolutem Ether werden unter Riihren und unter 
Stickstoff bei — 60°C 150 ml 1,6 molare Butyllithium-Ldsung in n-Hexan gegeben. Hierzu tropft man 35,1 g 
(0,2 Mol) N-Benzyl-2-pyrrolidon, gelost in 150 ml absolutem Ether, bei — 60° C. Man entfernt das Kaltebad und 
leitet 15 Minuten trockenes Kohlendioxid ein. Nach 10-minutigem Riihren wird auf Eis gegossen, die organische 
Phase abgetrennt und 2 mal mit 2 molarer Natronlauge ausgeschuttelt. Die vereinigten waSrigen Phasen werden 
einmal mit Ether ausgeschuttelt und anschlieSend unter Kuhlung mit konzentrierter Salzsaure angesauert. Die 
waBrige Phase wird 2 mal mit Methylenchlorid ausgeschuttelt und nach dem Trocknen der organischen Phase 
iiber Magnesiumsulfat im Vakuum eingeengt 
Ausbeute: 35 g (79,8% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,42 (Kieselgel, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

c) N-Benzyl-3-hydroxymethyl-pyrrolidin 

Zu 12,2 g (0,32 Mol) Lithiumaluminiumhydrid in 350 ml absolutem Tetrahydrofuran tropft man unter Riihren 
35 g (0,16 Mol) N-Benzyl-2-pyrrolidon-3-carbonsaure, gelost in 250 ml absolutem Tetrahydrofuran. Nach 6-stiin- 
digem Erhitzen unter RuckfluB versetzt man unter Eiswasserkiihlung mit 18,2 ml Wasser, 12,2 ml 15%ige 
waBrige Natronlauge und 36,6 ml Wasser. Der entstandene Niederschlag wird abgesaugt und mit Tetrahydrofu- 
ran gewaschen. Die vereinigten Filtrate werden im Vakuum eingeengt und der erhaltene Ruckstand uber 900 g 
Aluminiumoxid (neutral, Aktivitat II) mit Methylenchlorid und anschlieBend mit steigenden Anteilen von Etha- 
nol (bis 2%) gereinigt. 
Ausbeute: 1 6 g (52,3% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,42 (Aluminiumoxid, neutral, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

d) 3-(BenzolsulfonyloxymethyI)-l -benzyl-pyrrolidin 

Zu einem Gemisch von 3,8 g (20 mMol) N-BenzyI-3-hydroxy-pyrrolidin und 3,7 mi (24 Mol) Benzolsulfonsau- 
rechlorid werden 40 ml 20%ige Natronlauge wahrend einer Stunde zugetropft. Man versetzt mit 150 ml Toluol, 
wascht die organische Phase mit Wasser, trocknet iiber Magnesiumsulfat und dampft im Vakuum zur Trockene 
ein. 
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Ausbeute: 5,9 g (89,4% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,4 (Kieselgel, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

e) 2-[N-(Benzyl-pyrrotidyl-3)-me^ 

3,3 g (15,9 mMol) 6,7-Dimethoxy-l>oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin werden in 50 ml Dimethylsulfoxid gelost 
und unter Ruhren bei Raumtemperatur mit 2 g (173 mMol) Kalium-tert.butylat versetzt. Nach V 2 Stunde wird 
zur entstandenen Kaliumsalz-Suspension 5,8 g (17,5 mMol) 3-BenzolsulfonyIoxymethyI)-l-benzyl-pyrrolidin in 
10 ml Dimethylsulfoxid gegeben und 3 Stunden bei 60° C geruhrt Man gieBt auf Eiswasser und extrahiert mit 
Essigester. Die vereinigten organischen Phasen werden mit Wasser gewaschen und uber Magnesiumsulfat 
getrocknet. Die organische Phase wird im Vakuum eingeengt und der erhaltene Ruckstand uber 350 g Alumini- 
umoxid N (Aktivitat II) mit Methylenchlorid und anschlieBend steigenden Anteilen Ethanol (bis 1%) gereinigt. 
Ausbeute: 3,3 g (54,4% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,74(Aluminiumoxid N, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

f) 2-[(Pyrrolidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin 

3,2 g (8,4 mMol) 2-[(N-Benzyl-pyrrolidyl)"methyl]-6,7-dimethoxy4-oxo4A3,4-tetrahydro-isochinolin werden 
in 250 ml Methanol gelost und in Gegenwart von 1 g 20%igem Palladiumhydroxid/Kohle 3 Stunden bei Raum- 
temperatur und 5 bar Wasserstoff hydriert. AnschlieBend wird der Katalysator abgesaugt und das Filtrat im 
Vakuum zur Trockene eingedampft. Der Ruckstand wird uber 150 g Kieselgel (0,063-0,2 mm) mit Methylen- 
chlorid/Ethanol/Ammoniak = 6 : 1 : 0,5 gereinigt. 
Ausbeute: 0,9 g (37,5% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,6 (Kieselgel, Laufmittel: Methylenchlorid/Ethanol/Ammoniak = 5:4:1). 

Beispiel F 

3-(p-Toluolsulfonyloxymethyi)-N-[2-(6-memoxy-naphthyl-2)-ethyl]-pyrrolidin 

a) 3-Hydroxymethyl-pyrrolidin 

14 g (0,073 Mol) N-Benzyl-3-hydroxymethyl-pyrrolidin werden 7 Stunden lang bei 50° C und 5 bar in 300 ml 
Methanol und in Gegenwart von 1,5 g 20%igem Palladiumhydroxid/Aktivkohle hydriert. AnschlieBend wird der 
Katalysator abgesaugt und das Filtrat im Vakuum eingeengt. 
Ausbeute: 7,3 g (99% der Theorie), 
Massenspektrum: Molpeak 101* 

b) 3-Hydroxymethyl-N-[2-(6-methoxy-naphthyl-2)-ethyl]-pyrrolidin 

Ein Gemisch von 3,6 g (29,4 mMol) 3-Hydroxymethyl-pyrrolidin und 4,7 g (14,7 mMol) 2-(2-Bromethyl)-6-me- 
thoxy-naphthalin wird 2 Stunden auf 120°C erhitzt. Das Reaktionsgemisch wird uber 200 g Kieselgel 
(0,063-0,2 mm) mit Methylenchlorid und anschlieBend steigenden Anteilen Ethanol (bis 5%) gereinigt. 
Ausbeute: 3,48 g (82,5% der Theorie), 
Schmelzpunkt:121-123°C. 

c) 3-(p-Toluolsulfonyloxymethyl)-N-[2-(6-methoxy-naphthalin-2)-ethyl]-pyrrolidin 

0,8 g (2,8 mMol) 3-Hydroxymethyl-N-[2-(6-methoxy-naphthyl-2)-ethyl]-pyrrolidin werden in 10 ml Pyridin 
gelost und unter Ruhren 1,2 g (6,3 mMol) p-Toluolsulfonsaurechlorid zugefugt. Nach 2 Stunden bei Raumtempe- 
raturen wird im Vakuum zur Trockne eingedampft. Den Ruckstand lost man in Methylenchlorid, wascht mit 2 
molarer Natronlauge und Wasser. Man trocknet anschlieBend die organische Phase uber Magnesiumsulfat und 
engt im Vakuum ein. Der Ruckstand wird uber 150 g Kieselgel (0,063-0,2 mm) mit Essigester und anschlieBend 
steigenden Anteilen Ethanol gereinigt. 
Ausbeute: 0,6 g(48,8% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,45 (Kieselgel, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

Beispiel G 

2-[(AzacyclooctyI-3)-methyl]-6,7-dimethoxy- 1 -oxo- 1,2,3,4-tetr ahydro-isochinolin 

a) 1-Benzyloxy-azacyclooctan 

25 g (0,196 Mol) 2-AzacycIooctanon werden in 150 ml Dimethylsulfoxid gelost und unter Ruhren mit 24,2 g 
(0,216 Mol) Kalium-tertbutylat versetzt und 7 2 Stunde bei 40° C geruhrt. AnschlieBend werden 24 ml (0,2 Mol) 
Benzylbromid wahrend V 4 Stunde zugetropft, dabei steigt die Temperatur auf 80° C an. Es wird 2 Stunden 
geruhrt, wobei die Reaktionstemperatur wieder auf Raumtemperatur sinkt. Das Reaktionsgemisch wird auf 1 1 
Eiswasser gegossen und 4 mal mit je 150 ml Essigester ausgeschiittelt. Die vereinigte organische Phase wird mit 
Wasser gewaschen, uber Magnesiumsulfat getrocknet und im Vakuum eingedampft 
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Ausbeute: 42,7 g (100% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,55 (Kieselgel, Laufmittel: 5% Ethanol in Methyl enchlorid). 

b) 1 -Benzyl-azacyclooctan~2-oxo-3-carbonsaure 

Zu 26 t 7 g = 38,4 ml (0,26 Mol) Diisopropylamin in 250 ml absolutem Ether werden unter Ruhren und Stick- 
stoff bei — 60° C 147 ml 1,6 molare Butyllithium-Losung in n-Hexan zugetropft. AnschlieBend tropft man bei 
— 60°C 42,7 g (0,196 Mol) l-Benzyl-2~oxo-azacyclooctan in 100 ml absolutem Ether zu. Nach 10 Minuten werden 
20 Minuten lang trockenes Kohlendioxid eingeleitet. Das Reaktionsgemisch wird auf Eis gegossen, die etheri- 
sche Phase abgetrennt und 2 mal mit 2 molarer Natronlauge ausgeschUttelt. Die vereinigten waBrigen Phasen 
werden 1 mal mit Ether ausgeschiittelt und anschlieBend unter Kiihlung mit konzentrierter Salzsaure angesau- 
ert. Man schiittelt 3 mal mit Methylenchlorid aus, trocknet die Methylenchlorid-Phase uber Magnesiumsulfat 
und engt im Yakuum ein. 
Ausbeute: 25,9 g (50,6% der Theorie), 

Rf-Wert; 0,15 (Aluminiumoxid, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid), 

c) 1 -Benzyl-3-hydroxymethyl-azacyclooctan 

Zu 22,7 g (0,6 Mol) Lithiumaluminiumhydrid in 800 ml absolutem Ether tropft man unter Ruhren 53,6 g 
(0,205 Moi) l-BenzyI-2-oxo-azacycLooctan-3-carbonsaure, gelost in 100 ml absolutem Tetrahydrofuran. Nach 
V 2 -stundigem Erhitzen unter RiickfluB versetzt man unter Eiswasserkuhlung mit 28,4 ml Wasser, 19 ml 15%iger 
Natronlauge und 57 ml Wasser. Der entstandene Niederschlag wird abgesaugt und mit Tetrahydrofuran gewa- 
schen. Die vereinigten Filtrate werden im Vakuum eingeengt und der erhaltene Riickstand iiber 700 g Alumini- 
umoxid (neutral, Aktivitat II) mit 1 % Ethanol in Methylenchlorid gereinigt. 
Ausbeute: 9,3 g(19,6% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,5 (Kieselgel, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

d) l-Benzyl-3-chIormethyl-azacyclooctan 

9,3 g (39,8 mMol) l«Benzyl-3-hydroxymethyI-azacyclooctan werden in 30 ml Pyridin mit 10 ml (79,6 mMol) 
Benzolsulfonsaurechlorid versetzt und 2 l / 2 Stunden bei Raumtemperatur geruhrt. Das Reaktionsgemisch wird 
im Vakuum eingedampft. Der verbleibende Riickstand wird in 150 ml Methylenchlorid gelost, mit 2n Natronlau- 
ge und Wasser gewaschen. Man trocknet die organische Phase uber Magnesiumsulfat, dampft zur Trockene ein 
und reinigt uber 150 g Kieselgel (0,063—0,2 mm) mit Methylenchlorid. 
Ausbeute: 3,5 g (35% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,75 (Kieselgel, Laufmittel: 5% Ethanol in Methylenchlorid). 

e) 2-[(N-Benzyl-azacyclooctyI-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin 

2,3 g (11,1 mMol) 6,7-Dimethoxy-l-oxo- 1,2,3,4- tetrahydro-isochinolin werden in 40 ml Dimethylsulfoxid gelost 
und unter Ruhren mit 1,33 g (12,2 mMol) Kalium-tertbutylat versetzt. Nach V 2 Stunde wird zur erhaltenen 
Kaliumsalzsuspension 3,5 g (9,4 mMol) l-Benzyl-3-chIormethyl-azacyclooctan in 40 ml Dimethylsulfoxid gege- 
ben und 2V 2 Stunden bei 120° C geruhrt. Man gieBt auf Eiswasser und extrahiert 3 mal mit je 50 ml Essigester. 
Die vereinigten organischen Phasen werden mit Wasser gewaschen, uber Magnesiumsulfat getrocknet und im 
Vakuum eingedampft. Der erhaltene Riickstand wird iiber 150 g Kieselgel (0,063-0,2 mm) mit 1% Ethanol in 
Methylenchlorid gereinigt. 
Ausbeute: 1 g (25,1% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,5 (Kieselgel, Laufmittel: 2% Ethanol in Methylenchlorid). 

f) 2-[(Azacyclooctyi-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin 

0,85 g (2 mMol) 2-[(N-Benzyl-azacyclooctyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinoIin 
werden in 50 ml Methanol in Gegenwart von 0,85 g 20°/oigem Palladiumhydroxid/Kohle 4V 2 Stunden bei 
Raumtemperatur und 5 bar Wasserstoff hydriert AnschlieBend wird der Katalysator abgesaugt und das Filtrat 
zur Trockene eingedampft. 
Ausbeute: 0,5 g(74,6% der Theorie), 

Rf-Wert: 0,45 (Kieselgel, Laufmittel: 25% Ethanol in Methylenchlorid und 1 Tropfen Ammoniak). 

Beispiel H 

l-Chlor-3-(4~methoxy-N-methyIamino-phenyl)-propan 

10 g (0,073 Mol) N-Methyl-4-methoxy-anilin werden in 50 ml Dimethylsulfoxid gelost und unter Ruhren 9 g 
(0,08 Mol) Kalium-tertbutylat zugefugt. Nach V 2 Stunde wird 10 ml l-Brom-3-chiorpropan zugegeben und 3 
Stunden bei Raumtemperatur geruhrt. Man gieBt auf Eiswasser, schiittelt mit Essigester aus, wascht die organi- 
sche Phase mit Wasser, trocknet uber Natriumsulfat und engt zur Trockene ein. Der Riickstand wird iiber 
Kieselgel (0,063—0,2 mm) mit Methylenchlorid gereinigt. 
Ausbeute: 9,1 g(58,3% der Theorie), 
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Rf- Wert: 0,55 (Kieselgel, Laufmittel: Methylenethylketon/Xylol =1:6). 

Ben: C 61,82, H 7,55, N 6,55, CI 16,59%; 
Gef.: C 61,71, H 7,88, N 6,69, CI 16,24%. 

Beispiel I 

2-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-5,6-methylendioxy-phthalimid 

2,1 g (0,011 Mol) 5,6-Methylendioxy-phthalimid werden in 100 ml Dimethylsulfoxid gelost und unter Ruhren 
1,25 g (0,012 Mol) Kalium-tert.butylat zugesetzt Das Kaliumsalz fallt aus. Es wird V 2 Stunde bei Raumtempera- 
tur nachgeruhrt, eine Losung von 2,5 g (0,01 Mol) 3-Chlormethyl-N-(3-(pyridyl-3)-propyl)-piperidin in 20 ml 
Dimethylsulfoxid zugegeben und 8 Stunden auf 120°C erhitzt. Es wird auf Eiswasser gegossen, 3 mal mit je 
150 ml Essigester ausgeschuttelt und die organische Phase nach dem Trocknen iiber Magnesiumsulfat im 
Vakuum eingeengt Der Ruckstand wird iiber 200 g Kieselgel (0,063-0,2 mm) mit Essigester/Ethanol/Ammoni- 
ak - 80 : 10 : 0,5 gereinigt. 
Ausbeute:3 g(74% derTheorie). 

Ber. (2 x HCI): C 55,42, H 5,86, N 8,43, CI 14,22%; 
Gef.: C 55,28, H 6,06, N 8,26, CI 14,64%. 

Beispiel K 

2-[(N-3-Chlorpropyl)-piperidyl-3-methyl]-6,7-dimethoxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4- tetrahydro-isochinolin 

3 g (0,01 Mol) 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin werden in 50 ml Di- 
methylsulfoxid gelost und unter Ruhren 1,3 g (0,011 Mol) Kalium-tertbutylat zugegeben. Nach l / 2 Stunde 
werden 3 ml l-Brom-3-chlor-propan zugefugt und eine Stunde bei Raumtemperatur geriihrt Man gieBt Eiswas- 
ser, extrahiert mit Essigwasser, wascht die organische Phase mit Wasser, trocknet iiber Natriumsulfat und engt 
im Vakuum zur Trockene ein. 
Ausbeute: 2,7 g (71 % der Theorie), 

Rf-Wert: 0,65 (Kieselgel, Laufmittel: Essigester/Ethanol/Ammoniak = 50 :45 :5). 

Beispiel 1 

2-[(N-(3-(Naphthyl-2)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochin 

chlorid 

Ein Gemisch von 1 g (3,2 mMol) 2-(Piperidyl-3-methyl)-6,7-dimethoxy4-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin l 
5 ml Dimethylsulfoxid, 0,5 g (0,36 mMol) Kaliumcarbonat und 0,75 g (3,66 mMol) 2-(3-Chlorpropyl)-naphthalin 
wird 3 Stunden auf 120°C erhitzt. Das Reaktionsgemisch wird auf Eiswasser gegossen und 3 mal mit je 50 ml 
Essigester ausgeschuttelt. Die vereinigten organischen Phasen werden mit 2 molarer Natronlauge und Wasser 
gewaschen, iiber Magnesiumsulfat getrocknet, im Vakuum eingeengt und der erhaltene Ruckstand iiber Kiesel- 
gel (0,063—0,2 mm) mit 1% Ethanol in Methylenchlorid gereinigt. Aus einer Losung in Aceton wird mit etheri- 
scher Salzsaure das Hydrochlorid gef allt und aus Aceton kristallisiert. 
Ausbeute: 0,74 g(44% derTheorie), 
Schmelzpunkt: 179-181°C. 

Ben: C 70,77, H7,37, N5,50, CI 6,96%; 
Gef.: C 70,47, H 7,40, N 5,47, Ci 7,06%. 

Beispiel 2 

2-[(N-(3-(NaphthyI-2-oxy)-propyl)-pip^ 

chlorid 

1,58 g (9 mMol) 6,7-Dimethyl-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin werden in 30 ml Dimethylsulfoxid gelost 
und unter Ruhren mit 1,1 g (9,9 mMol) Kalium-tert.butylat versetzt. Nach einer Stunde wird eine Losung von 
2,9 g (9,1 mMol) 3-Chlormethyl-N-[3-(naphthyl-2-oxy)-propyI]-piperidin in 10 ml Dimethylsulfoxid zugegeben 
und die Reaktionsmischung 16 Stunden bei 80°C geriihrt. AnschlieBend gieBt man auf Eiswasser, schiittelt 3 mal 
mit 50 ml Essigester aus, wascht die organische Phase mit Wasser, trocknet iiber Magnesiumsulfat und reinigt 
nach dem Eindampfen iiber Kieselgel (0,63—0,2 mm) mit Essigester/Ethanol/Ammoniak = 95 : 5 : 0,5. Aus einer 
Losung in Aceton erhalt man mit etherischer Salzsaure das Hydrochlorid als Hydrat. 
Ausbeute: 2 g (45,1% der Theorie), 
Schmelzpunkt: 152- 154°C. 

Ber.: C 70,50, H 7,69, N5.49, CI 6,93%; 
Gef.: C 70,31, H 7,52, N 5,49, CI 7,10%. 
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Beispiel 3 

2-[(N-(3-(Naphthyl-2)-propy^ 

0,8 g (18 mMol) 2-[(N-(3-(Naphthyl-2)-propyl)-pipertf^^ 
chinolin werden in 10 ml absolutem Tetrahydrofuran und 20 ml absolutem Ether gelost, 70 ml (18 mMol) 
Lithiumaluminiumhydrid zugefugt und 1 Stunde am RuckfluB gekocht. Man zersetzt das Reaktionsgemisch 
durch Zugabe von 5 ml gesattigter waBriger Natriumsulfatlosung, filtriert vom ausgefailenen Natriumsulfat ab 
und wascht mit Tetrahydrofuran nach. Das Filtrat wird iiber Magnesiumsulfat getrocknet und nach dem 
Einengen iiber 150 g Kieselgel (0,063—0,2 mm) mit Essigester/Ethanol/Ammoniak = 90 : 10 : 0,05 gereinigt Aus 
einer Losung in Aceton wird mit etherischer Salzsaure das Hydrochlorid gefallt 
Ausbeute: 0,49 g(54,4% der Theorie), 
Schmelzpunkt: 1.48- 150° G 

Ber.: C 69,61, H 8,18, N 5,41, CI 13,70%; 
Gef.: C 69,46, H8,32, N5,26, CI 14,17%. 

Beispiel 4 

2-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-5,6-methylendioxy- 1 -oxo- 1 ,3-dihydro-isoindol-dihydrochIorid 

2,4 g (5,9 mMol) 2-[(N-(3-Pyridyl-3)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-5,6-methylendioxy'-phthaIimid werden in 
50 ml Eisessig gelost und 5 Stunden am RuckfluB gekocht. Im Abstand von je einer Stunde wird jeweils 1 g 
Zinkstaub zugegeben. Nach beendeter Reaktionszeit wird abgesaugt, mit Ethanol eingedampft Der Ruckstand 
wird in Methylenchlorid gelost, mit konzentriertem Ammoniak ausgeschuttelt, iiber Magnesiumsulfat getrock- 
net und nach dem Einengen im Vakuum uber 150 g Kieselgel (0,063-0,2 mm) Essigester/Ethanol/Ammoniak - 
90 : 10 : 0,2 gereinigt Aus einer Losung in Aceton wird das Hydrochlorid gefallt 
Ausbeute: 2,05 g (75% der Theorie), 
Schmelzpunkt: 165— 167°C. 

Ber.: C 59,22, H 6,27, N 9,00, CI 15,20%; 
Gef.: C 59,03, H 6,45, N 8,85, CI 15,06%. 

Beispiel 5 

3-[(N<3<Pyridyl-3)-propyl)-^ 

hydrochlorid 

1,1 g (2,6 mMol) [(N-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-p^^ 
zoazepin, gelost in 50 ml Ethanol, werden in Gegenwart von 1 g 10%igem Palladium auf Aktivkohle bei 80°C 
und 5 bar Wasserstoff 2 Stunden lang hydriert AnschlieBend wird der Katalysator abgesaugt und das Filtrat 
nach dem Einengen im Vakuum iiber 100 g Kieselgel (0,063-0,2 mm) mit Essigester/Ethanol/Ammoniak - 
80 : 40 : 1 gereinigt Aus einer Losung in Aceton wird das Hydrochlorid gefallt. 
Ausbeute: 0,37 g (33% der Theorie), 
Schmelzpunkt: 96— 98°C. 

Ber.: C 60,42, H 7,11, N 8,46, CI 14,28%; 
Gef.: C 60,35, H 7,46, N 8,43, CI 14,58%. 

Beispiel 6 

2-[(N-(3-(3,4-Dimethyl-N-ethyl-amino-phenyl)-propyl)-piperidy^ 

hydro-isochinolin-dihydrochlorid 

Ein Gemisch von 1,3 g (0,0034 Mol) 2-[(N~(3-Chlorpropyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo- 
1,2,3,4-tetrahydro-isochinolin, 15 ml Dimethylsulfoxid, 1,4 g (0,1 Mol) Kaliumcarbonat und 1 g (0,0066 Mol) 
3,4-DimethyI-N-ethyl-anilin werden 6 Stunden auf 120°C erhitzt. Das Reaktionsgemisch wird auf Eiswasser 
gegossen, mit Essigester ausgeschuttelt, die organische Phase mit Wasser gewaschen, Uber Natriumsulfat ge- 
trocknet und im Vakuum eingedampft Der erhaltene Ruckstand wird iiber Kieselgel (0,036—0,2 mm) mit 5% 
Ethanol in Methylenchlorid gereinigt 
Ausbeute: 633 mg (37,7% der Theorie). 

Ber.: C 61,63, H8,10, M7,18, CI 12,12%; 
Gef.: C 61,52, H 8,15, N 6,92, Ci 11,82%. 

Beispiel 7 

2-[(N-(2-(4-Amino-phenyl)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-5,6-dimethoxy-l-oxo-l,3-di 
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2.1 g (4,78 mMol) 2-[(N-(2-(4-Nitro-phenyl)-ethyty^ 

isoindol werden in 50 ml Eisessig gelost und unter Ruhren 0,4 ml (8,22 mMol) Hydrazinhydrat und 1 Spatelspitze 
Raney-Nickel zugegeben. Die Zugabe von 0,2 ml Hydrazin und je 1 Spatelspitze Raney-Nickel wird im Abstand 
von je einer Stunde 3 mal wiederholt Es wird vom Katalysator abgesaugt, mit Methanol gewaschen, das Filtrat 
mit Magnesiumsulfat getrocknet, im Vakuum eingeengt und der erhaltene Ruckstand iiber Aluminiumoxid 
(neutral, Aktivitat II) mit Methylenchlorid und anschlieBend steigenden Anteilen von Ethanol gereinigt. 
Ausbeute: 1,8 g (91,8% der Theorie), 

1 g wird in Aceton gelost und mit etherischer Salzsaure das Dihydrochlorid gefallt. 
Ausbeute: 1,02 g (86,4% der Theorie bezogen auf Base), 
Schmelzpunkt: 232- 235° C 

Ber.: C 59,72, H 6,89, N 8,71, CI 14,69%; 
Get: C 59,54, H 7,08, N 8,56, CI 14,45%. 

Beispiel 8 

2-[(N-(2-(4- Acetamino-phenyI)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-5,6-dimethoxy- 1 -oxo- 1 ,3-dihydro-isoindol 

819 mg (2 mMol) 2-[(N-(2-(4-Amino-phenyl)-ethyl)-piperidyl-3)-methyI]-5,6-dimethoxy4-oxo-l,3-dihydro- 
isoindol werden in 10 ml Methylenchlorid und nach der Zugabe von 0,3 ml (2,2 mMol) Triethylamin tropfenweise 
mit 0,16 ml (2,2 mMol) Acetylchlorid versetzt. Hierbei steigt die Reaktionstemperatur auf 30°C an. Man ruhrt V 2 
Stunde bei Raumtemperatur, schiittelt 2 mal mit Wasser aus, trocknet die organische Phase iiber Magnesiumsul- 
fat und engt im Vakuum ein. Der Ruckstand wird aus Aceton kristallisiert 
Ausbeute: 660 mg (73,2% der Theorie), 
Schmelzpunkt: 195-196°C. 

Ber.: C 69,16, H7,37, N9,31%; 
Gef.: C 69,33, H 7,1 1, N 9,16%. 

Beispiel 9 

3-[(N-(3-(Furyl-2)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo4,3,4,5-tetrahydro-2H-3 

chlorid 

3.2 g (0,010 Mol) 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo- 1,3,4,5- tetrahydro-2H-3-benzazepin werden in 
100 ml absolutem Ethanol in Gegenwart von 1,3 g (0,010 Mol) 3-(Furyl-2)-propanol und 1 g Raney-Nickel bei 
80° C 2 Tage bei 5 bar hydriert. Man saugt vom Katalysator ab, engt ein und reinigt tiber eine Kieselgelsaule mit 
Methylenchlorid/Methanol als Eluens. Das Hydrochlorid wird mit etherischer Salzsaure gefallt und aus Aceton 
kristallisiert 

Ausbeute: 0,50 g (11% der Theorie), 
Schmelzpunkt: 204- 206°C 

Ber.: C 64,85, H 7,62, N 6,05, CI 7,66%; 
Gef.: C 64,88, H 7,76, N 5,93, CI 7,55%. 

Rf-Wert: 0,69 (Kieselgel; Methylenchlorid/Methanol = 10 : 1; Ammoniak/Atmosphare). 

Beispiel 10 

2-[(N-(3-(3-Methylphenoxy)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin-dihydro- 

chlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(3-Methylphenoxy)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy- 1 -oxo- 1,2,3,4- tetrahy- 
dro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Diethylether und Tetrahydrof uran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 92,9% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 100- 103°C 

Ber.: C 61,23, H 7,99, N 53, CI 13,39%; 
Gef.: C 61,21, H 8,13, N5,10, CI 13,15%. 

Beispiel 11 

2-[(N-(3-(Naphthyl-2-oxy)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin-hy- 

drochlorid 

Hergestellt aus 6,7-Dimethoxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 3-Chlormethyl-N-[3-(naphthyl- 
2-oxy)-propyl]-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 22% der Theorie, 
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Schmelzpunkt: 78— 80° C. 

Ber.(xH 2 0): C65,83, H 7,04, N5,29, CI 6,70%; 
Gef.: C 65,79, H 7,00, N 5,03, CI 6,99%. 

Beispiel 12 

2-[(N-(3-(Naphthyl-2-oxy)-propyl)-p^ 

lin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 6,7-Methylendioxy-l-oxo- 1,2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 3-ChIormethyl-N-[3-(naphthyl- 
2-oxy)-propyl]-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute:53°/o derTheorie, 
Schmelzpunkt: 78 - 80° C. 

Ber.(x H 2 0): C 65,56, H 6,48, N 5,46, CI 6,91%; 
Gef.: C 65,44, H 6,32, N 5,38, CI 7,13%. 

Beispiel 13 

2-[(N-(2-(Naphthyl-2)-ethyl)-pyrrolM^^ 

Hergestellt aus2-[(N-(2-(Naphthyl-2)-ethyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-6,7-d 
chinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran und Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 66,2% der Theorie. 

Ber.(x H 2 0): C 64,48, H 7,44, N5,37, CI 13,91%; 
Gef.: C 6430, H 7,34, N 5,52, CI 13,69%. 

Beispiel 14 

2-[(N-(2-(Methyl-naphthyM)-m^ 

nolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(2-(Methyl-naphthyl-l)-methy^ 
1,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran und Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 73,8% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 182— 184° C. 

Ber.(x H 2 0): C 65,56, H 7,70, N5,09, CI 12,90%; 
Gef.: C 65,52, H7,57, N5,32, CI 12,72%. 

Beispiel 15 

2 -[(N-(4-(Naph^ 

chlorid 

Hergestellt aus 2-(Pyrrolidyl-3-methyl)-6,7-dimethyl-l-oxo- 1,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 2-(4-Brom-buty- 
loxy)-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 30% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 133- 136° C. 

Ben: C 67,02, H 6,92, N 5,21, Br 14,86%; 
Gef.: C 67,26, H 7,03, N 5,36, Br 14,89%. 

Beispiel 16 

2-[(N-(2-Methyl-naphthyl- 1 >^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 2-(Pyrrolidyl-3-methyl)-6,7-dimethyI-l-oxo-isochinolin und l-Chlormethy]-2-methyj-naphtha- 
lin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 32,5% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 142— 144°C. 

Ber.: C 69,34, H 7,69, N 5,77, Br 7,37%; 
Gef.: C 69,59, H 7,63, N 5,72, Br 7,89%. 
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Beispiel 17 

2-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-naph 

isochinolin-hydrobromid 

Hergestellt aus 2-[N-(Pyrrolidyl-3-methyl)]^ und 2-(2-Brome- 

thyI)-5-methyl-6-methoxy-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 19% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 230-232° C. 

Ben: C 67,02, H 6,93, N 5,21, Br 14,86%; 
Gef.: C 67,10, H 7,12, N 5,33, Br 15,01%. 

Beispiel 18 

2-[(N-(2-(Naphthyl-2)-ethyl)-pyrrolidyl-3)-m 

chlorid 

Hergestellt aus 2-(Pyrrolidyl-3-methyI)-6,7-dimethoxy4-oxo4,2,3,4-tetrahydro-isochinoiin und 2-(2-Brome- 
thyl)-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 7,8% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 219-221°C. 

Ben: C 67,39, H 7,07, N 5,61, CI 7,10%; 
Gef.: C 67,21, H 7,23, N 5,57, CI 7,63%. 

Beispiel 19 

2-[(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl-2)-ethyl)-pyr^ 

lin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-(Pyrrolidyl-3)-methyl-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 2-(2-Brome- 
thyl)-6-methoxy-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 39,2% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 224-226°C. 

Ber.(x H 2 0): C 65,84, H7,05, N5,29, CI 7,05%; 
Gef.: C 66,08, H 7,13, N 5,39, CI 6,77%. 

Beispiel 20 

2-[(N-(3-(Naphthyl-2)-propyl)-piperidyI-3)-m^ 

rid 

Hergestellt aus 6,7-DimethyI-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 3-Chlormethyl-N-[3-(naphthyl-2)-pro- 
pyl]-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 40,4% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 185-187°C 

Ber.: C 75,52, H 7,82, N 5,87, CI 7,43%; 
Gef.: C 75,39, H 7,85, N 5,82, CI 7,52%. 

Beispiel 21 

2-[(N-(3-(Naphthyl-2-oxy)-propyl)-piperidyl-2)-ethyl]-6,7-methylendioxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4-tetrahydro-isochinolin- 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-(Piperidyl-2)-ethyl-6,7-methylendioxy-l-oxo-isochinoIin und 2-(3-Chlorpropoxy)-naphthaIin 
analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 21,2% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 85-87°G 

Ber.(x H.O): C 66,59, H 6,89, N 5,17, CI 6,53%; 
Of / ( ' hh.77, I \ b,4K, N CI 6J4%. 

Beispiel 22 

2-[(N-(3-(NaphthyI-2-oxy)-propyl)-piperi^^^ 

rid 
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Hergestellt aus 2-[(N-(3-(Naphthyl-2-oxy)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethyl-l-oxo- 1,2,3,4-tetrahydro- 
isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 53% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 133— 135° C. 

Ber.(x H 2 0): C6830, H6,87, N5,31, CI 13,44%; 
Gef.: C 68,05, H 6,85, N 5,23, Ci 13,03%. 

Beispiel 23 



2-[(N-(3-(Naphthyl-2-oxy)-propyl)-piperidy^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(NaphthyL^ 1 -oxo- 1,2,3,4- tetra- 

hydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 44,7% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 130— 132° C. 

Ber.(x H 2 0): C 63,62, H 6,62, N5,ll, CI 12,95%; 
Gef.: C 63,49, H 6,86, N 4,97, CI 12,64%. 

Beispiel 24 



2-f(N-((2-Methyl-naphthyl-l)-methyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l,2,3,4-tetrahydro- 

drochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-((2-Methyl-naphthyl-l)-methyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetra- 
hydro-isochinolm und Lithiurnalumiiiiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 80,5% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 210-212°C 

Ber.(x H 2 0): C 65,05, H 7,53, N 5,23%; 
Gef.: C 65,23, H 7,78, N 5,03%. 

Beispiel 25 

2-[2-(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl-2)-ethyl)-p^ 

nolm-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[2-(Piperidyl-2)-ethyl)-6,7-methyIendioxy4-oxo4,2,3,4-tetrahydro~isochinolin und 2-(2-Bro- 
methyl)-6-methoxy-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 27,6% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 112-117° C. 

Ber.(x V2H2O): C 67,74, H6,82, N5,26, CI 6,65%; 
Gef.: C 67,54, H 6,73, N 5,47, CI 6,86%. 

Beispiel 26 

2-[(N-(2-(6-NaphthyM)-ethyl)-piperi 

chiorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und Benzolsulfon- 
saure-2-ethyl-(naphthyl-l)-ester analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 26,9% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 220— 225° C. 

Ber.: C 67,89, H 7,27, N 5,46, CI 6,91%; 
Gef.: C 67,75, H 6,92, N 5,56, CI 7,00%. 

Beispiel 27 

2-[(N-(2-(NaphthyI-2)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-methyIendioxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinc^ 

chiorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l -oxo- 1,2,3,4- tetrahydro-isochinolin und Benzol- 
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sulfonsaure-2-ethyl-(naphthyl-2)-ester analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 27,9% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 128-130°C. 

Ber.(x H 2 0): C 67,66, H6,69, N5,63, CI 7,13%; 
Gef.: C 67,64, H 6,70, N 5,76, CI 7,35%. 

Beispiel 28 

2-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-nap 

dro-isochinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l-oxo-lA3,4-tetrahydro-isochinolin und 2-(2-Bro- 
methyl)-5-methyl-6-methoxy-naphthaIin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 51,2% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 128-13PC. 

Ben: C 68,88, H 6,74, N 5,34, CI 6,77%; 
Gef.: C 68,90, H 6,61, N 5,30, CI 7,05%. 

Beispiel 29 

2-[(N-((2-Methyl-naphthyI- 1 )-methyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy- 1 -oxo- 1,2,3,4-tetrahydro-isochinolin- 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 1-Chlorme- 
thyI-2-methyl-naphthaIin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 57,9% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 212-214°C. 

Ber. ( x 2 H 2 0): C 67,63, H 7,63, N 5,44, CI 6,88% ; 
Gef.: C 67,46, H 7,56, N 5,54, CI 6,67%. 

Beispiel 30 

2-[(N-(4-(Naphthyl-2-oxy)-butyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-di-methoxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4-tetrahydro-isochinoIin-hy- 

drochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l J 2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 2-(4-Brom- 
butoxy)-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 46,3% der Theorie, 
Schmelzpunkt; 80-84°C. 

Ber.(x H 2 0): C 66,83, H7,41, N5,03, CI 6,36%; 
Gef.: C 66,79, H 7,22, N 4,90, CI 6,64%. 

Beispiel 31 

2-[(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl-2)-ethyl)-piperidyI-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochino- 

lin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidy 1-3)- methyl]-6,7-dimethoxy-l -oxo- 1, 2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 2-(2-Brom- 
ethyl)-6-methoxy-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 22,8% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 80— 85° C. 

Ber.(x H 2 0 x HC1 x CH 3 COCH 3 ): C 64,01, H7,65, N4^2, CI 5,72%; 
Gef.: C 64,26, H 7,70, N 4,62, CI 5,49%. 

Beispiel 32 

2-[3-(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl-2)-e^ 

chinolin 

Hergestellt aus 2-[N-(3-(Piperidyl-3)-propyl]-6,7-methylendioxy-l -oxo- 1,2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 
2-(2-Bromethyl)-6-methoxy-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 36,8% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 118-121°C. 
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Ben: C 74,37, H 7,25, N 5,60%; 
Gef.: C 74,60, H 7,43, N 5,65%. 

Beispiel 33 

2-[3-(N-(2-(Naphthyl-l)-ethyl)-piper^^^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 2-[N-(3-(Piperidyl-3)-propyl]-6,7-methylendioxy und Ben- 

zoIsulfonsaure-2-ethyl-(naphthyl-l)-ester analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 20,8% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 195— 197°G 

Ben: C 71,07, H6,95, N5,53, CI 6,99%; 
Gef.: C 71,30, H 6,95, N 5,65, C! 6,80%. 

Beispiel 34 

2-[2-(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-^ 

isochinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[2-(Piperidyl-2)-ethyl]-6,7-dimem^^ und 2-(2-Brom- 

ethyl)-5-methyl-6-methoxy-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 33,6% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 95— 100° C. 

Ber.(x V2H2O): C 68,38, H7,52, N4,98, CI 6,30%; 
Gef.: C 68,14, H 7,43, N 4,92, CI 6,77%. 

Beispiel 35 

2-[(N-(3-(Naphthyl-2-oxy)-^ 

lin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 6,7-Methylendioxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydroisochinolin und 3-Chlormethyl-N-[3-(naphthyI- 
2-oxy)-propyl]-piperidin analog Beispiel 2, 
Ausbeute: 27,3% der Theorie. 

Ber.(x H 2 0): C 66,09, H 6,69, N5,31, CI 6,72%; 
Gef.: C 66,19, H 6,34, N 5,24, CI 7,22%. 

Beispiel 36 

2~[(N-(3-(Naphthyl-2-oxy)-propy^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 6,7-Dimethoxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 3-Chlormethyl-N-[3-(naphthyI- 
2-oxy)-propyl]-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 28,6% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 191 - 193°C. 

Ber.(x H 2 0): C 66,34, H 7,23, N5,15, CI 6,53%; 
Gef.: C 66,59, H 7,19, N 5,03, CI 6,65%. 

Beispiel 37 

2-[(N-(3-(Naphthyl-2-oxy)-propyl)-hexafy 

chinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-isochinolin und 2-(3-Chlorpro- 
poxy)-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 16,1% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 86 —88° C. 

Ber.(x H 2 0): C 66,83, H 7,42, N5,03, CI 6,36%; 
Gef.: C 66,90, H 7,40, N 5,26, CI 6,87%. 
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Beispiel 38 

2-[(N-(3-(Naphthyi-2-oxy)-propy!^ 

nolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 6,7-DimethyM-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 3-Chlormethyl-N-[3-(naphthyl- 
2-oxy)-propyl]-hexahydro-azepin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 22,5% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 191 - 193°C. 

Ben: C 73,42, H 7,75, N 5,52, CI 6,99%; 
Gef.: C 73,37, H 7,67, N 5,52, CI 7,12%. 

Beispiel 39 

2-[(n-(2-(5-Methyl-6-methoxy-naphto^ 

trahydroisochinolin-dihydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-napto^ 
thoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 77,6% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 170- 172° C. 

Ber.(x H 2 0): C 64,96, H 7,49, N4,73, CI 11,98%; 
Gef.: C 65,1 1, H 7,62, N 4,95, CI 1 1,84%. 

Beispiel 40 

2-[(N-(2-(5-Methy l-6-methoxy-naphthyl-2)-ethyl)-hexahydroazepinyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy- 1 -oxo- 1 ,2,3.4- te- 
trahydro-isochinolin 

Hergestellt aus 2-[(Hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l -oxo- 1, 2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 
2-(Bromethyl)-5-methyl-6-rnethoxy-naphthaIin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 43,5% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 125— 127°C 

Ben: C 74,39, H 7,80, N 5,42%; 
Gef.: C 74,31, H 7,82, N 5,35%. 

Beispiel 41 

2-[(N-(2-Methyl-naphthyl-l)-methyl)-hexahy^ 

isochinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 

1- Chlormethyl-2-methyl-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 67,5% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 128- 130°C. 

Ber. ( x 2 H 2 0): C 66,10, H 7,58, N 5,13, CI 6,50%; 
Gef.: C 66,24, H 7,44, N 5,23, CI 6,85<>/o. 

Beispiel 42 

2- [(N-(4-Naphthyl-2-oxy)-butyl)-hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochi- 

nolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 
2-(Brom-butyl-oxy-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 26% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 192- 194° C. 

Ber.: C 69,22, H7,80, N5,04, CI 6,38%; 
Gef.: C 70,01, H 7,70, N 5,15, CI 6,48%. 

Beispiel 43 

2-[(N*(2-NaphthyM)-ethyl)-hexa 
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nolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Hexahydro-azepmyl-3)-methyl]-6,7-me^ 
und 2-(2-Benzolsulfonyloxy-ethyl)-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 15,4% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 236— 238° C 

Ber.(x V2H2O): C 69,40, H6,82, N5,58, CI 7,06%; 
Gef.: C 69,07, H 6,74 N 6,13, CI 7,29%. 

Beispiel 44 

2-[(N-(2-Naphthyl^ 

nolin-hydrobromid 

Hergestellt aus 2-[(Hexahydro-azepinyl-3)-memyl]-6,7^ 
und2-(2-Brom-ethyI]-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 31,6% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 100- 102°C. 

Ber.: C 64,80, H 6,18, N 5,21, Br 14,86%; 
Gef.: C 65,02, H 6,07, N 5,39, Br 14,78%. 

Beispiel 45 

2-[(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl-2)-ethyl)-hexahydro-azepinyI-^ 

hydro-isochinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[{Hexahydro-azepinyl^ 
und 2-(Brom-ethyl]-6-methoxy-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 34,1% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 147- 149° C 

Ber.(x H 2 0): C 68,62, H 7,10, N 5,33, CI 6,75%; 
Gef.: C 68,88, H6,98, N5,41, CI 6,78%. 

Beispiel 46 

2-[(N<2-(5-Methyl-6-methoxy~naphthyI-2)-e^ 

1,2,3,4-tetrahydro-isochinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l-oxo-isochinolin und 2-(Brom- 
ethyl]-5-methyl-6-methoxy-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 36,1% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 112-1 14° C. 

Ber.(x H 2 0): C 67,07, H 7,08, N5,04, CI 6,38%; 
Gef.: C 67,13, H 7,15, N4,97, CI 6,56%. 

Beispiel 47 

2-[(N^3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyl-piperi^^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyl)^ 
trahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrof uran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 88,5% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 189-191°C 

Ber.: C 59,44, H 7,76, N 5,13, CI 12,99%; 
Gef.: C 59,55, H 7,99, N 5,12, CI 12,61%. 

Beispiel 48 

2-[(N-(2-(3 ) 4-Dimethoxy^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N<2-(3,4-Dimethoxy-phenyI)-ethyl)-piperidyl-3)--methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-te- 
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trahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 92,8% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 175-176°C 

Ben: C 60,66, H 7,35, N 5,33, CI 13,49%; 
Gef.: C 60,58, H 7,56, N 5,32, CI 13,22%. 

Beispiel 49 

2-[(N-(2-(3-Methoxy-phenoxy)-propyl)-piperidyl^ 

dihydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(3-Methoxy-phenoxy)-propyl)-piper%^ 1 -oxo 

1, 2,3,4- tetrahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 96,6% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 178-181°C 

Ber.: C 59,08, H 7,62, N 5,30, CI 14,31%; 
Gef.: C 58,90, H 7,50, N 5,40, CI 14,15%. 

Beispiel 50 

2-[(N-(3-(3-Methoxy-phenoxy)-prop 

dihydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(3-Methoxy-phenoxy)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-t-oxo 
1,2,3,4- tetrahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 94,5% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 169-17PG 

Ben: C 57,03, H 7,36, N 5,11, CI 13,86%; 
Gef.: C 56,91, H 7,26, N 5,15, CI 13,68%. 

Beispiel 51 

2-[(N-(3-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-etty^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(2-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethyl- 1 -oxo- 1 ,2,3,4- tetra 
hydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 91,3% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 140— 142° C. 

Ber.: C 62,00, H 8,34, N 5,27, CI 13,44%; 
Gef.: C 61,85, H 8,27, N 5,31, CI 13,33%. 

Beispiel 52 

2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethyI-l,2,3,4-tetrahydro 

chlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethyl-l -oxo- 1, 2,3,4- tetra 
hydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 88,3% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 170-172°C 

Ber.: C 63,14, H 8,24, N 5,65, CI 14,31%; 
Gef.: C 63,09, H 8,33, N 5,82, CI 14,02%. 

Beispiel 53 

2-[(N-(2-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-ethyl)-piperidyi-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l,2,3,4-tetrahydro 

dihydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-ethyl)-piperidyI-3)-methyI]-6,7-methylendioxy 
1,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 93,3% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 15G~154°C. 
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Ber.: C 60,01, H 7,34, N 5,39, CI 13,64%; 
Gef.: C 59,96, H 7,41, N 5,25, CI 13,43%. 

Beispiel 54 

2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyl)-piperid^ 

dihydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy) 
trahydro-isochinolin und Lithiumalurniniumhydrid in Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 95,3% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 182— 185° G 

Ber.: C 61,05, H 7,09, N5,48, CI 13,86%; 
Gef.: C 61,10, H6,95, N5,68, CI 13,55%. 

Beispiel 55 

2- [2-(N-(3-(3,4-Methylendioxy-pte^ 

chinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-ethyl]-6,7-dimethoxy^-oxo4,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 1-Chlor- 

3- (3,6-methylendi-oxy-phenoxy)-propan analog Beispiel 3. 
Ausbeute : 35,5% der Theorie, 

Schmelzpunkt : 97 - 1 00° C. 

Ben: C 59,09, H 7,28, N 4,62, CI 6,65%; 
Gef.: C 58,97, H 7,36, N 4,66, CI 6,52%. 

Beispiel 56 

2-[2-(N-(2-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-e^^ 

lin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-ethyl]-6,7-dimethoxy-l~oxo-l, 2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 1-Brom- 
2-(3,4-dimethoxy-phenyl)-ethan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 35,9% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 103—105° C. 

Ber.: C 62,60, H 7,79, N 5,21, CI 6,83%; 
Gef.: C 62,41, H7,82, N5,09, CI 7,19%. 

Beispiel 57 

2-[3-(N-(2-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-ethyl)-piperidyl-3)-propyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo- 1,2,3,4-tetrahydro-isochino- 

lin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[3-(Piperidyl-3)-propyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinoIin und 1-Brom- 

2- (3,4-dimethoxy-phenyl)-ethan analog Beispiel 1. 
Ausbeute : 32,6% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 102-1 06° G 

Ber.: C 63,20, H 7,86, N5,08, CI 6,43%; 
Gef.: C 63,39, H 7,90, N4,86, CI 6,13%. 

Beispiel 58 

2-[3-(N-(3-(3,4-MethyIendioxy-phenoxy)-propyl)^ 

isochinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[3-(Piperidyl-3)-propyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,23,4-tetrahydro-isochinoIin und l-Chlor- 

3- (3,4-methyIendioxy-phenoxy)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 29,7% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 97 — 100° C. 

Ber.: C 61,63, H 7,31, N 4,96, CI 6,47%; 
Gef.: C 61,94, H 7,46, N 5,16, CI 6,48%. 
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Beispiel 59 

2-[(N-(3-(3,4-Dimethoxy-benzy^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 2-(Piperidyl-3-methyl)-67-dimethoxy-l-oxo-l^,3,4-tetrahydro-isochinoIin und 3,4-Dimethoxy 
benzylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 53,3% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 127-132°G 

Ber.: C 63,58, H 7,18, N 5,70, CI 7,22%; 
Gef.: C 63,30, H 7,22, N 5,52, CI 7,14%. 

Beispiel 60 

2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenyl)-propyI)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-(Piperidyl-3-methyl)-6,7-dirnethoxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 1 -Brom 
3-(4-methoxyphenyl)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute; 42% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 229— 231°C. 

Ben: C 66,31, H7,63, N5,73, CI 7,25%; 
Gef.: C 66,27, H 7,64, N 5,65, CI 7,33%. 

Beispiel 61 

2-[2-(N-(3-(3-MethyI-phenoxy)-propy^ 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[2-(Piperidyl-2)-ethyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 1-Chlor- 
3-(3-methyl-phenoxy)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 52,4% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 142-144»C. 

Ber.: C 66,85, H 7,81, N 5,57, CI 7,05%; 
Gef.: C 66,73, H 7,68, N 5,53, CI 6,94%. 

Beispiel 62 

2-[2-(N-(2-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-ethy^ 

lin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[2-(Piperidyl-2)-ethyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 1-Brom- 
2-(3,4-dimethoxy-phenyl)~ethan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 47,3% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 150- 155° C. 

Ber.: C 64,72, H 7,68, N 5,39, CI 6,82%; 
Gef.: C 64,40, H 7,83, N 5,27, CI 6,90%. 

Beispiel 63 

2- [2-(N-(3-Benzyloxy-propyl)-piperidyI-2)-^ 

rid 

Hergestellt aus 2-[2-(PiperidyI-2)-ethyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 1-Chlor- 

3- benzyloxypropan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 56,3% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 116- 120° C. 

Ber.: C 66,85, H 7,81, N 5,57, CI 7,05%; 
Gef.: C 66,60, H 7,75, N 5,25, CI 7,25%. 

Beispiel 64 

2-[2-(N-(4-(4-Methoxy-phenyI)-but 
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drochlorid 

Hergestellt aus 2-[2-(Piperidyl-2)-ethyl]-6,7-dimethoxy-l -oxo-1, 2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 1-Brom 
4-(4-methoxyphenyl)-butan analog Beispiel 1. 
Ausbeute:42,8% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 107-112°C. 

Ber.: C 67,36, H 7,99, N 5,42, CI 6,86%; 
Gef.: C 67,16, H 8,05, N 5,35, CI 7,34%. 

Beispiel 65 

2-[2-(N-(3-(3,5-Dimethoxy-phen 

nolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[2-(Piperidyl-2)-ethyl]-6,7-dimethoxy und 1-Chlor- 

3-(3,5-dimethoxy-phenoxy)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 56,3% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 127-132° C. 

Ber.: C 61,41, H 7,64, N 5,10, CI 6,46%; 
Gef.: C 61,56, H 7,65, N 5,28, CI 6,89%. 

Beispiel 66 

2- [2-(N-(3-(3,4-Methylendioxy-^ 

chinoiin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[2-(Piperidyl-2)-ethyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinoIin und 1-Chlor- 

3- (3,4-methylendioxy-phenoxy)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 49% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 118-120° C. 

Ber.: C 63,09, H 7,00, N 5,26, CI 6,65%; 
Gef.: C 62,90, H 7,04, N 5,46, CI 6,79%. 

Beispiel 67 

2-[(N-(3-(3,5-Dimethoxy-phenoxy)-pro 

nolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l -oxo-1, 2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 1-Chlor-- 
3-(3,5-dimethoxy-phenoxy)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 37,5% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 98- 102° C. 

Ber.: C 62,85, H 7,35, N 5,24, CI 6,63%; 
Gef.: C 62,81, H 7,41, N 5,10, CI 6,75%. 

Beispiel 68 

2- [(N-(3-(3,4-Methylendioxy-p^ 

chinoiin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-2)-methyl]-6,7-dimethoxy-l -oxo-1, 2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 1-Chlor- 

3- (3,4-methylendioxyphenyl)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 50% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 236-238° C. 

Ber.: C 64,46, H 7,01, N 5,57, CI 7,04%; 
Gef.: C 64,30, H 6,97, N 5,59, CI 7,08%. 

Beispiel 69 

2-[(N-(3-(3,4-Methylendioxy-ph 

chinoiin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-2)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo- 1,2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 1-Chlor- 
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3-(3,4-methylendioxy-phenoxy)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 46,2% derTheorie, 
Schmelzpunkt; 149- 153° C. 

Ben: C 60,38, H 6,94, N 5,21, CI 6,60%; 
Gef.: C 60,30, H 6,93, N 5,29, C! 6,37%. 

Beispiel 70 

2- [(N-(3-(2,6-Dimethyl-pheno^ 

lin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 1-Chlor- 

3- (2,6-dimethyIphenoxy)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute:53,3°/o derTheorie, 
Schmelzpunkt: 131-135°C. 

Ben: C 66,85, H 7,81, N 5,57, CI 7,05%; 
Gef.: C 66,88, H 7,95, N 5,59, CI 6,85%. 

Beispiel 71 

2-[(N-(4-(2,4-Dichlor-phenoxy)-butyl)-pi^^^ 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l, 2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 1-Chlor- 

4- (2,4-dichlorphenoxy)-butan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 54,1% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 125-128°C. 

Ben: C 58,12, H 6,32, N 5,02, CI 19,06%; 
Gef.: C 58,21, H 6,38, N 5,08, CI 18,85%. 

Beispiel 72 

2-[(N-(2-(3,4-Dimethoxy-phenyI)-ethyI)-pip^ 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 1-Brom- 
2-(3,4-dimethoxy-phenyl)-ethan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 57,5% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 118-121°C. 

Ben: C 64,21, H7,38, N5,55%; 
Gef.: C 64,18, H7,36, N 5,19%. 

Beispiel 73 

2- [(N-(3-(3,4-Dimethoxy-phe 

nolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyI]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 1-Chlor- 

3- (3,4-dimethoxy-phenoxy)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 62,5% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 112-115°C 

Ben: C 60,80, H7,47, N5,24%; 
Gef.: C 60,65, H 7,69, N 5,27%. 

Beispiel 74 

2- [(N-(3-(3,4-Dimethoxy-phenoxy)-pro^ 

chinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l-oxo- 1,2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 1-Chlor- 

3- (3,4-dimethoxy-phenoxy)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 60% derTheorie, 

Schmelzpunkt: 97— 100°C. 
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Ber.: C 60,38, H 6,94, N 5,40, CI 6,60%; 
Gef.: C 60,20, H 6,97, N 5,21, CI 6,83%. 

Beispiel 75 

2-[(N-(2<4-Methoxy-phenyl)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-methyI^ 

lin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(PiperidyI-3)-methyl]-6,7-methylendioxy4-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 1-Chlor 
2-(4-methoxy-phenyl)-ethan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 71,4% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 195- 197° C. 

Ber.; C 62,94, H 6,97, N 5,87, CI 7,73%; 
Gef.: C 62,90, H 6,98, N 5,68, CI 8,04%. 

Beispiel 76 

2-[(N-(2<3,4-Dimethoxy-phenyl)-ethyl)-piperidyI-3)-methyl]-6,7 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7 -dimethyl- 1-oxo-l, 2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 1-Brom 

2- (3,4-dimethoxy-phenyl)-ethan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 41,9% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 132- 134° C. 

Ber.: C 63,57, H 8,10, N 5,49 CI 6,95%; 
Gef.: C 63,70, H 8,26, N 5,45, CI 7,13%. 

Beispiel 77 

2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propy^ 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethyl-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinoHn und 1-Chlor- 

3- (4-methoxy-phenoxy)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 57,8% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 144 - 146° C. 

Ber.: C 68,55, H 7,88, N 5,92 CI 7,49%; 
Gef.: C 68,45, H 7,80, N 6,11, CI 7,33%. 

Beispiel 78 

2- [(N-(3-(3-Methoxy-phenoxy)-propyl)-piper^ 

nolin-hydrochiorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]^ und 1-Chlor- 

3- (3-methoxy-phenoxy)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 32,5% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 142-145°C. 

Ber.: C 60,85, H6,95, N5,52, CI 6,99%; 
Gef.: C 60,42, H 6,92, N 5,50, CI 7,18%. 

Beispiel 79 

2-[(N-(3-(3-Methyl-phenoxy)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochin 

lin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 3-(3-Me- 
thyl-phenoxy)-l-chlor-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 31,6% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 178— 180° C. 

Ber.: C 63,59, H6,97, N5,70, CI 7,22%; 
Get: C 633, H 6,92, N 5,86, CI 7,50%. 
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Beispiel 80 

2- [(N-(3-(4-Methoxy-N-methyl-phenylam^ 

dro-isochinolin-dihydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(PiperidyI-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l ,2^,4-tetrahydro-isochinolin und 1-Chlor- 

3- (4-methoxy-N-methyI-phenylarnino)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 52,5% derTheorie, 

Schmelzpunkt: 1 80-183° C. 

Ber.: C 60,64, H 7,45, N 7,58, CI 12,79%; 
Gef.: C 60,50, H 7,35, N 7,56, CI 12,87%. 

Beispiel 81 

2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyl)-^ 

lin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 6,7-Dimethoxy-l-oxo- 1,2,3,4- tetrahydro-isochinolin und N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-pro- 
pyl)-3-benzolsulfonyloxymethyl-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 84,4% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 142— 144° C. 

Ben: C 63,60, H7,18, N5,71, CI 7,22%; 
Gef.: C 63,75, H 7,12, N 5,64, CI 7,32%. 

Beispiel 82 

2-[(N-(3-(6-Methoxy-naphthyl-2-oxy)-propyl)-pyrrolidyl-3)-6,7-dimethoxy-l-oxo 

Hergestellt aus 6,7-Dimethoxy- 1 -oxo- 1,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 3-(p-Toluolsulf onyloxyme- 
thyl)-N-(6-methoxy-naphthyl-2-oxy)-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 47% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 142-144°G 

Ber.: C 71,41, H 7,19, N 5,55%; 
Gef.: C 71,14, H 7,16, N 5,53%. 

Beispiel 83 

2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyl)-pyr^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4- te- 
trahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 90,9% der Theorie, 
Schmelzpunkt:248-250°C. 

Ber.: C 60,81, H 7,46, N 5,46, CI 13,81%; 
Gef.: C 60,79, H7,61, N5,48, CI 13,84%. 

Beispiel 84 

2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenoxy)-propyl)^^ 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 6,7-Dimethyl-l -oxo- 1,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und N-[3-(4-Methoxy-phenoxy)-pro- 
pyl]-3-benzolsulfonyIoxymethyI-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 60,6% der Theorie, 
Schmelzpunkt : 1 1 8 - 1 2 1 ° C. 

Ber.: C 68,03, H 7,69, N6,10, CI 7,72%; 
Gef.: C 67,90, H 7,71, N 6,04, CI 7,90%. 

Beispiel 85 

2-[(N-(2-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-ethyl^ 

lin-hydrochlorid 
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Hergestellt aus 6,7-Dimethoxy- 1 -oxo4,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und N-[2-(3,4-Dimethoxy-phe- 
noxy)-ethyl]-3-benzolsulfonyloxymethyl-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 56,7% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 116- 118° C. 

Ber.; C 63,60, H 7,19, N 5,71, CI 7,22%; 
Gef.: C 63,82, H 7,32, N 5,60, CI 7,66%. 

Beispiel 86 

2-[(N-(3-(4*Methoxy-phenoxy)-pro 

drochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(4-Methoxy-phenox^ 
trahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 90,9% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 243-246° C. 

Ber.: C 64,85, H 7,95, N 5,82, CI 14,73%; 
Gef.: C 64,88, H 7,92, N 5,63, CI 14,80%. 

Beispiel 87 

2-[(N-(2^3,4-Dimethoxy-phenyI)-ethy^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(2-(3,4-Dimethoxy-phen^ 
trahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 92,9% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 240-242°G 

Ber.: C 60,81, H 7,46, N 5,46, CI 13,81%; 
Gef.: C 60,64, H 7,61, N 5,31, CI 13,50%. 

Beispiel 88 

2-[(N-(3-Pyridyl-4)-propyO 

ydrat 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-Pyridyl-4)-propyI)-pyrrolidyl-3)-methyI]-5,6-dimethyl-phthalimid und Zink/Eisessig 
analog Beispiel 4. 
Ausbeute: 65% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 119-122°C 

Ber.: C 62,02, H 7,24, N 9,43, CI 15,92%; 
Gef.: C 62,25, H 7,47, N 9,39, CI 15,90%. 

Beispiel 89 

2-[3-(N-(3-Pyridyl-3)-propyl)-piperidyl-3)-propyl]-5,6-methoxy-l-oxo4,3-dihydro-isoindol-d 

nohydrat 

Hergestellt aus 2-[3-(N-(3-Pyridyl-3)"propyl)-piperidyl-3)-propyl>5,6-dimethoxy-phthalimid und Zink/Eisessig 
analog Beispiel 4. 
Ausbeute: 72% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 118-121°Q 

Ber.: C 59,08, H 7,43, N 7,95, CI 13,41%; 
Gef.: C 59,02, H7,23, N 7,12, Ci 13,27%. 

Beispiel 90 

2-[(N-(3-Pyridyl-3)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-5,6-dimethoxy4-oxo4,3-dihydro-isoindo^ 

nohydrat 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-Pyridyl-3)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-5,6-dimethoxy-phthaIimid und Zink/Eisessig 
analog Beispiel 4. 
Ausbeute: 42% der Theorie, 
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Schmelzpunkt: 91 -96°C. 

Ber.: C 59,08, H 7,43, N 7,95, CI 13,41%; 
Gef.: C 59,02, H 7,23, N 7,12, Ci 13,27%. 

Beispiel 91 

2-[(N-(2-(6,7-Dimethoxy-isochinolyl-4)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-5,6-dimeth 

Hergestellt aus 2-[(N-(2-(6,7-Dimethoxy-isochinoty^ 
und Zink/Eisessig analog Beispiel 4. 
Ausbeute: 64% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 85-88°C 

Ber.: C 65,39, H 7,19, N 7,88%; 
Gef.: C 6546, H 7,27, N 7,53%. 

Beispiel 92 

2-[2-(N-(3-Pyridyl-4)-propyl)-piperidyl-2)-ethyl]-5,6-dimethyI- 1 -oxo- 1,3-dihydro-isoindol 

Hergestellt aus 2-[2-(N-(3-Pyridyl-4)-propyl)-piperidyl-2)-ethyl]-5,6-dimethyl-phthalM und Zink/Eisessig 
analog Beispiel 4. 
Ausbeute: 73% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 103-104°C 

Ber.: C 76,68, H 8,49, N 10,73%; 
Gef.: C 76,57, H 8,54, N 10,60%. 

Beispiel 93 

2-[(N-(3-(Pyridyl-4)-propyI)-pyrrolidyl-3)-m^ 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-pyr^ und 
Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 68% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 118— 127°C(amorph). 

Ber.: C 59,03, H 7,54, N 8,98, CI 22,73%; 
Gef.: C 58,93, H 7,48, N 8,84, CI 22,92%. 

Beispiel 94 

2-[2-(N-(3-Pyridyl-4)-propyl)-piper^ 

Hergestellt aus 2-[2-(N-(3-Pyridyl-4)-propyl)-piperid^^ und 
Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 70% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 135— 148°C (amorph). 

Ben: C 54,59, H 8,24, N 7,63, CI 19,33%; 
Gef.: C 54,48, H 8,26, N 7,51, CI 19,60%. 

Beispiel 95 

2-[(N-(l-(Pyridyl-4)-methyl)-piperidyl-3)-metty^ 

Hergestellt aus 2-[(N-(l-(Pyridyl-4)-methyl)-piperidyl-3)-methyl]-5,6-dimethoxy-phthalimid und Lithiumalumi- 
niumhydrid in Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 68% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 1 76-1 89° C (amorph). 

Ber.: C 49,76, H7,21, N7,91, CI 20,03%; 
Gef.: C 49,93, H 7,12, N 8,00, CI 20,44%. 

Beispiel 96 

2*I(N-(2-(6,7'Dimethoxy^ 
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chlorid-semihydrat 

Hergestellt aus 2-[(N-(2-(6,7-Dimethoxy-isochm^^ 
hydro-isoindol und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrof uran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 22,7% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 222-236° C (amorph). 

Ber.: C 62,22, H 7,20, N 7,50, CI 15,83%; 
Gef.: C 62,01, H 7,64, N 7,08, CI 15,79%. 

Beispiel 97 

2-[(N-(l-Pyridyl^ 

ydrat 

Hergestellt aus 2-[(N-(l-(Pyridyl-4)-methyl)-piperidyi-3)-methyl]-5,6-methylendioxy-phth und Lithium- 
aluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 55% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 215-225° C (amorph). 

Ber.: C 53,68, H 6,22, N 8,94, CI 22,63%; 
Gef.: C 53,60, H 6,45, N 8,65, CI 22,28%. 

Beispiel 98 

2-[(N-(3-(Pyridyl-4)~propyl)-pyrrol^ 

monohydrat 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(Py ridyl-4)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-6,7 -dimethyl- 1-oxo-l, 2,3,4- tetrahydro-iso 
chinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 63% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 254-256° C 

Ber.: C 58,71, H 7,80, N 8,56, CI 21,66%; 
Gef.: C 58,53, H 7,72, N 8,25, CI 21,53%. 

Beispiel 99 

2-[(N-(l-Pyridyl-4)-methyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin-tri 

dihydrat 

Hergestellt aus 2-[(N-(l-Pyridyl-4>^ 
chinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 63% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 158- 169° C (amorph). 

Ber.: C 52,42, H 7,27, N 7,97, CI 20,18%; 
Gef.: C 52,55, H 7,49, N 7,57, CI 20,25%. 

Beispiel 100 

2-[2-(N-(3-(Pyridyi-4)-propyl)^ 

rid-trihydrat 

Hergestellt aus 2-[2-(N-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-piperidyl-2)-ethyl]-6,7-methylendioxy-l-oxo- 1,2,3,4- tetrahydro- 
isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 90% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 108-1 19°C (amorph). 

Ber.: C 52,58, H 7,41, N 7,36, CI 18,62<>/t>; 
Gef.: C 52,56, H 7,25, N 7,38, CI 19,49%. 

Beispiel 101 

2-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-piperidyL 

rid-monohydrat 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro- 
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isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 72% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 126-138°C(amorph). 

Ben: C 59,50, H 7,28, N 8,67, CI 14,64%; 
Gef.: C 59,57, H 7,29, N 8,49, CI 14,51%. 

Beispiel 102 

2-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-pi^ 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-piperidyI-3^ 
nolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 59% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 138— 154°C (amorph). 

Ber.: C 61,66, H 7,86, N 8,62, CI 21,84%; 
Gef.: C 61,53, H 8,00, N 8,64, CI 21,35%. 

Beispiel 103 

2-[(N-(3-(E>yridyl-4)-propyQ 

chlorid-monohydrat 

Hergestellt aus 6,7-Dimethyl-l-oxo-l, 2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 3-Chlormethyl-N-[3-(pyridyl-4)-pro- 
pyl]-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 39% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 74—86° C (amorph). 

Ber.: C 61,53, H 7,53, N 8,97, CI 15,13%; 
Gef.: C 61,42, H 7,62, N 8,83, CI 15,05%. 

Beispiel 104 

2-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propyI)-piperidyl-3)-methyl]-6 t 7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isocn 

chlorid-monohydrat 

Hergestellt aus 6,7-DimethyM-oxo-l^,3,4-tetrahydro-isochinolin und 3-Benzolsulfonsaure-N-[3-(pyridyl- 
3)-propyI)-piperidyl-3>methylester in Dimethylsulfoxid mit Kalium-tert-butylat analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 45% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 140— 148° C (amorph). 

Ber.(x 2HC1 x H 2 0): C 58,36, H 7,25, N8,16, CI 13,78%; 
Gef.: C 58,35, H 7,32, N 8,04, CI 13,65%. 

Beispiel 105 

2-[3-(N-(3-(PyridyI-4)-propyl)-pipe 

chlorid-dihydrat 

Hergestellt aus 2-[3-(PyridyI-3)-propyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 4-(3-Chlor- 
propyl)-pyridin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 48% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 85-96° C (amorph). 

Ber.: C 57,84, H7,73, N 7,49, CI 12,65%; 
Gef.: C 57,71, H 7,91, N 7,35, CI 13,04%. 

Beispiel 106 

2-[3<N-(2-(6,7-Dimethoxy-isochino^ 

chinolin-dihydrochlorid-monohydrat 

Hergestellt aus 2-[3-(Pyridyl-3)-propyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo-l,23,4-tetrahydro- isochinolin und 4-(2-Chloret- 
hyl)-6,7-dimethoxy-isochinolin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 34% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 162- 17 1°C (amorph). 
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Ben: C 60,17, H 7,10, N 6,57, CI 11,10%; 
Gef.: C 59,85, H 7,00, N 6,86, CI 11,04%. 

Beispiel 107 

5 

2-[(N-(3-Pyridyl-3)-propyl)-piperidyl-3)"methyl]-6,7-methylendioxy- 1 -oxo- 1,2,3,4- tetrahydro-isochinolin-hydro- 

chlorid 

Hergestellt aus 6,7-Methylendioxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 3-Chlormethyi-N-[3-(pyridyl- 
io 3)-propyl]-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute:60% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 194-1 96° C(amorph). 

Ben: C 64,92, H 6,81, N 9,46, CI 7,98%; 
15 Gef.: C 64,91, H 6,95, N 9,67, CI 7,80%. 

Beispiel 108 

2-[(N-(l-(Pyridyl-4)-methyl)-piperidyl-3)-met^^^ 
20 chlorid-rnonohydrat 

Hergestellt aus ej-Dimethoxy-l-oxo-l^^-tetrahydro-isochinolin in Dimethylsulfoxid mit Kalium-tert.-buty- 
lat und 3-Chlormethyl-N-[l-(pyridyl-4)-methyl]-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 41% derTheorie, 
25 Schmelzpunkt: 142— 158°C (amorph). 

Ber.: C 56,78, H 6,83, N8,63, CI 14,58%; 
Gef.: C 56,45, H 6,59, N 8,66, CI 14,62%. 

30 Beispiel 109 

2-[(N-(2-(6,7-Dimethoxy-isochinolyl-4)-ethyI)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimethyl- 1 -oxo- 1,2,3,4-tetrahydro-isochi- 

nolin-dihydrochlorid 

35 Hergestellt aus 6,7-Dimethyl- 1 -oxo- 1 ,2,3,4- tetrahydro-isochinolin in Dimethylsulfoxid mit Kalium- tert.-bu tylat 
und 3-Chlormethyl-N-[2-(6,7-dimethoxy-isochinolyl-4)-ethyl]-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute : 62% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 148- 1 62° C (amorph). 

40 Ben: C 64,27, H 7,01, N 7,49, CI 12,65%; 
Gef.: C 64,11, H 7,20, N 7,59, CI 12,89%. 

Beispiel 110 

45 2-[2-(N-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-piperidyl-2)-ethyl]-6,7-methylendioxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4-tetrahydro-isochinolin-dihy- 

drochlorid-dihydrat 

Hergestellt aus 6,7-Methylendioxy-l -oxo- 1,2,3,4- tetrahydroisochinolin und 2-(2-Chlorethyl)-N-[3-(pyridyl- 
4)-propyl]-piperidin analog Beispiel 2. 
50 Schmelzpunkt: 1 15 — 128°C (amorph). 

Ber.: C 56,59, H 7,03, N 7,92, CI 13,37%; 
Gef.: C 56,61, H 6,90, N 7,84, CI 13,41%. 

55 Beispiel 111 

2-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propyl)^ 

rid-dihydrat 

60 Hergestellt aus 6,7-Dimethyl-l -oxo- 1,2,3,4- tetrahydro-isochinolin in Dimethylsulfoxid mit Kalium-tert.-butylat 
und 3-(Chlormethyl)-N-[3-(pyridyl-3)-propyl]-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 62% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 118- 127° C (amorph). 

65 Ber.: C 60,00, H 7,85, N 8,39, CI 14,16%; 
Gef.: C 60,24, H 8,07, N 8,36, CI 14,62%. 
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Beispiel 112 

2-[( [\|-(3-( Py ridy l-3)~propy l)-pyrrolidy l-3)-methyl]-6,7-methy lendioxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4-tetrahy dro-isochinolin-dihy- 

drochlorid 

Hergestellt aus 6,7-Methylendioxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 3-Chiormethyl-N-[3-(pyridyl- 

3) -propyl]-pyrroIidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 26% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 102- 1 13°C(amorph). 

Ben: C 59,22, H 6,27, N 9,01, CI 15,20%; 
Get: C 59,27, H 6,49, N 8,92, CI 14,48%. 

Beispiel 113 

2-[(N-(3-Pyridyl-4)-propyl)-pyrroH 

drochlorid 

Hergestellt aus 7,8-Methylendioxy-2-oxo-l,3-dihydro-2H-benzazepin und 3-Chlormethyl-N-[3-(pyridyl- 

4) -propyl]-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 58% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 132— 141°C(amorph). 

Ben; C 60,25, H 6,11, N 8,78, CI 14,82%; 
Gef.: C 60,00, H 6,40, N 8,52, CI 14,56%. 

Beispiel 114 

2- [(N-(3-(PyridyI-3)-propyl)-pyr^ 

chlorid-dihydrat 

Hergestellt aus 7,8-Dimethoxy-2~oxo-l,3-dihydro-2H-benzazepin und 3-Chlormethyl-N-[3-(pyridyl-3)-pro- 
pyl]-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 67% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 128— 134°C(amorph). 

Ben: C 57,34, H 7,21, N 7,71, CI 13,02%; 
Gef.: C 57,80, H 7,37, N 7,92, CI 13,06%. 

Beispiel 115 

3- [(N-(3-Pyridyl-3)-propyl)-piperidyl-3)-m^ 

rid-dihydrat 

Hergestellt aus 7,8-Dimethyl-2-oxo-l,3-dihydro-2H-benzazepin und 3-Chlormethyl-N-[3-(pyridyl-3)-pro- 
pyl]-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 94% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 77- 86° C(amorph). 

Ben: C 60,92, H 7,67, N 8,19, CI 13,83%; 
Gef.: C 60,75, H 7,60, N 8,37, CI 13,72%. 

Beispiel 116 

3-[2-(N-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-pipe^ 

rid 

Hergestellt aus 7,8-Dimethyl-2-oxo-l,3-dihydro-2H-benzazepin und 2-(2-Chiorethyl)-N-[3-(pyridyl-4)-pro- 
pyl]-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 94% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 118— 130°C(amorph). 

Ben: C 66,1 1, H 7,60, N 8,56, CI 14,45%; 
Gef.: C 65,92, H 7,86, N 8,33, CI 14,09%. 

Beispiel 117 

3-[(N-(2-(6,7-Dimethoxy-isochinolyl-4)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dim 
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zazepin-monohydrat 

Hergestellt aus 7,8-Dimethoxy-2-oxo4,3-dihydro-2H-3-benzazepin und 3-Chlormethyl-N-[2-(6,7-dimethoxy- 
isochinolyl-4)-ethyl]-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 69% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 85—96° C (amorph). 

Ber.: C 67,73, H 7,15, N 7,64%; 
Gef.: C 67,96, H 7,19, N 7,75%, 

Beispiel 118 

3-[3-(N-(3-Pyridyl-3>propyl>piperidyl-3)-propyl]-7,8-dim 

chlorid-monohydrat 

Hergestellt aus 7,8-Dimethoxy-2-oxo4,3-dihydro-2H-3-benzazepin und 3-(3-ChIorpropyl)-N-[3-(pyridyl- 

3) -propyl]-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 72% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 94- 1 06° C (amorph). 

Ber.: C 60,64, H 7,45, N 7,57, CI 12,78%; 
Gef.: C 60,80, H 7,44, N 7,46, CI 12,59%. 

Beispiel 119 

3-[2-(N-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-pipe 

drochlorid-dihydrat 

Hergestellt aus 7,8-Methylendioxys-2-oxo-l,3-dihydro-2H-3-benzazepin und 2-(2-Chlorethyl)-N-[3-(pyridyl- 

4) -propyl]-piperidin in Dimethylsuifoxid und Kalium-tert.-butylat analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 67% derTheorie, 

Schmelzpunkt: 148- 161°C (amorph). 

Ber.: C 57,56, H 6,87, N 7,74, CI 13,07%; 
Gef.: C 57,72, H 7,03, N 7,61, CI 13,62%. 

Beispiel 120 

3-[(N-(l-Pyridy^ 

rid-monohydrat 

Hergestellt aus 7,8-Dimethoxy-2-oxo-l,3-dihydro-2H-3-benzazepin und 3-Chlormethyl-N-[l-(pyridyl-4)-me- 
thyl]-piperidin in Dimethylsuifoxid und Kalium-tert-butylat analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 75% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 1 13- 127° C (amorph). 

Ber.: C 61,79, H 7,13, N 9,01, CI 15,20%; 
Gef.: C 61,55, H 7,32, N 9,04, CI 15,1 1%. 

Beispiel 121 

3_[(N-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-pyr^ 

pin-dihydrochlorid-monohydrat 

Hergestellt aus 3-[(N-(3-(Pyridyl-4)-pro 
2H-3H-benzazepin und 10%iger Palladium/Kohle und einem Wasserstoffdruck von 5 bar bei Raumtemperatur 
analog Beispiel 5. 
Ausbeute: 71% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 95- 106° C (amorph). 

Ber.: C 57,83, H 6,67, N8,43, Ci 14,22%; 
Gef.: C 57,67, H 6,82, N 8,27, CI 14,05%. 

Beispiel 122 

3-[2-(N<3-(PyridyI-4)-propyl)-pi^ 

drochlorid-semihydrat 
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Hergestellt aus 3-[2-(N-(3-(PyridyI-4)-propyl)-piperidyl-2)-ethyl]-7,8-d 
zepin und 10%iger Palladium/Kohle und einem Wasserstoffdruck von 5 bar bei 80°C analog Beispiel 5. 
Ausbeute: 73% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 236-238°C 

Ber.: C 64,65, H 8,04, N 8,37, CI 14,14%; 
Gef.: C 64,91, H 8,02, N 8,25, CI 13,92%. 

Beispiel 123 

3-[3-(N-(2-(2-Methyl-pyridyl-6)^ 

zepin-dihydrochlorid-monohydrat 

Hergestellt aus 3-[3-(Piperidyl-3)-propyl)-7,8-di^ und 

2- BenzoIsuifonsaure-(6-methyl-pyridyl-2)-ethylester in Dimethylsulfoxid mit Kaliumcarbonat bei 120°C analog 
Beispiel 1. 

Ausbeute: 29% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 105- 1 13° C (amorph). 

Ber.: C 60,42, H 7,78, N 7,55%; 
Gef,: C 60,68, H 7,50, N 7,42%. 

Beispiel 124 

3- [(N-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-piperidyl-3)-me^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 3-[(N-(3-Pyridyl-3)-propyl)-piperidyI-3)^ 
zazepin durch Hydrierung bei 5 bar Wasserstoffdruck in Ethanol mit 10%iger Palladium/Kohle bei 70° C analog 
Beispiel 5. 

Ausbeute: 52% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 1 13- 122° C (amorph). 

Ber.: C 61,17, H 7,30, N 8,23%; 
Gef.: C 61,31, H 7,50, N 8,28%. 

Beispiel 125 

3-[(N-(2-(6,7-Dimethoxy-isochinolyl-4)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2 

2H-3-benzazepin x V 2 H 2 0 

Hergestellt aus 3-[(N-(2-(6,7-Dimethoxy-isoch^ 
l,3-dihydro-2H-3-benzazepin durch Hydrierung bei 5 bar Wasserstoffdruck mit 10%iger Palladium/Kohle in 
Ethanol bei 70° C analog Beispiel 5. 
Ausbeute: 50% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 82-86° C (amorph). 

Ber.: C 66,40, H 7,55, N 7,48%; 
Gef.: C 66,26, H 7,50, N 7,59%. 

Beispiel 126 

3-[3-(N<3<Pyridyl-3)-propyl)-piperidyl-3>^ 

hydrochlorid-dihydrat 

Hergestellt aus 3-t3-(N-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-piperidyl-3)-propyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3-dihydro- 
2H-3-benzazepin durch Hydrierung bei 5 bar Wasserstoffdruck mit 10%iger Palladium/Kohle in Ethanol bei 
70° C analog Beispiel 5. 
Ausbeute: 64% der Theorie, 
Schmelzpunkt : 1 06 — 1 1 5° C (amorph). 

Ber.: C 58,53, H 7,89, N 7,31, CI 12,34%; 
Gef.: C 58,46, H 7,61, N 7,14, CI 12,57%. 

Beispiel 127 

3-[(N<3<Pyridyl-3)-propy^ 

dihydrochlorid-monohydrat 
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Hergestellt aus 3-[(N-(3-(Pyridy^ 
2H-3-benzazepin bei 5 bar Wasserstoffdruck mit 10%iger Palladium/Kohle in Ethanol bei 80° C analog Bei- 
spiel 5. 

Ausbeute: 81 % der Theorie, 
Schmelzpunkt: 126— 138°C (amorph). 

Ber.: C 58,58, H 6,88, N 8,19, CI 13,83%; 
Gef.: C 58,43, H 7,00, N 7,85, CI 13,71 %. 

Beispiel 128 

3-[2<N-(3-(PyridyI-4)-propyl)-p^^ 

dihydrochlorid-monohydrat 

Hergestellt aus 3-[2-(N-(3-(Pyridyl-4)-propy 
2H-3-benzazepin bei 5 bar Wasserstoffdruck mit 10%iger Palladium/Kohle in Ethanol bei 80° C analog Bei- 
spiel 5. 

Ausbeute: 74% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 132- 1 46° C (amorph). 

Ber.: C 59,31, H 7,08, N 7,98, CI 13,46%; 
Gef.: C 59,18, H 7,41, N 7,80, CI 13,25%. 

Beispiel 129 

3-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propyO 

drochlorid 

Hergestellt aus 3-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propy^ 
zepin und 5 bar Wasserstoffdruck mit 10%iger Palladium/Kohle in Ethanol bei 80° C analog Beispiel 5. 
Ausbeute: 54% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 92-105° C (amorph). 

Ber.: C 62,90, H 7,92, N 8,46, CI 14,28%; 
Gef.: C 63,19, H 7,90, N 8,45, CI 14,30%. 

Beispiel 130 

3-[(N-(3-(Pyridyl-4)-pyrrolidyl-3)-m^ 

rid-monohydrat 

Hergestellt aus 3-[(N-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-piper^ 
2H'3-benzazepinund Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 73% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 96— 108° C (amorph). 

Ber.: C 55,33, H 6,97, N 8,06, CI 20,42%; 
Gef.: C 55,06, H 7,28, N 7,77, CI 20,07%. 

Beispiel 131 

3-[(N-(3-(Pyridyl-3>propyl)-piperidyl-3)-methyl>7^ 

chlorid 

Hergestellt aus 3-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-^ 
2H-3-benzazepin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 71% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 208-210° C. 

Ber.: C 62,89, H 7,91, N 8,46, CI 14,28%; 
Gef.: C 62,70, H 7,53, N 8,22, CI 14,50%. 

Beispiel 132 

3-[2-(N-(3-(Pyridyl-4)-propyl)-p^ 

ydrochlorid 

Hergestellt aus 3-[2-(N-(3-(PyridyI-4)-propyl)-pip^ 
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2H-3-benzazepin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 63% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 123-136°C(amorph). 

Ben: C 58,81, H 7,21, N 7,91, CI 20,00%; 
Gef.: C 58,51, H 7,41, N 7,92, CI 19,86%. 

Beispiel 133 

3-[(N-(3-(Pyridyl-3>propyl)-piperi 

ydrochlorid-semihydrat 

Hergestellt aus 3-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propyl)-piperidy^ 
2H-3-benzazepin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether anlog Beispiel 3. 
Ausbeute: 75% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 126- 138°C(amorph). 

Ber.: C 57,09, H 7,10, N 7,99, CI 20,22%; 
Gef.: C 57,05, H 7,32, N 8,05, CI 20,37%. 

Beispiel 134 

3-[2-(N-(3-(Pyridyl4)-propyl)-piperidy^ 

rid 

Hergestellt aus 3-[2-(N-(3<Pyridyl-4)-propyl)-p^ 
2H-3-benzazepin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 92% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 180- 182° G 

Ber.: C 62,96, H 8,22, N 8,16, CI 20,65%; 
Gef.: C 63,00, H 8,29, N 8,16, CI 20,34%. 

Beispiel 135 

3-[(N-(3-(Pyridyl-3)-propyI)-piperidyl-3)-methy^ 

rid 

Hergestellt aus 3-[(N-(3-(Pyridyl-3>propyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethyl-2-oxo-l,3,4,5-tetrahydro- 
2H-3-benzazepin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 81% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 184— 196°C(amorph). 

Ber.: C 60,17, H 8,16, N 8,10, CI 20,49%; 
Gef.: C 60,28, H 8,25, N 8,00, CI 20,39%. 

Beispiel 136 

3-[2-(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl-2)-ethy^ 

zazepin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 3-[2-(Pyridyl-2)-ethyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4 J 5-tetrahydro-2H-3-benzazepin und 2-(6-Me- 
thoxy-naphthyl-2)-ethylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 20% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 158-160°G 

Ber.: C 69,48, H 7,47, N 5,06, CI 6,41%; 
Gef.: C 69,40, H 7,56, N 5,17, CI 6,62%. 

Beispiel 137 

3-[2-(N<2-(5-Methyl-6-methoxy-naphthyl-2)-ethyI)-piperidyl-2)-ethyl]-7^ 

2H-3-benzazepin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 3-[2-(PiperidyI-2)- ethyl]- 7,8-dimethoxy-2-oxo-l, 3,4,5- tetrahydro-2H-3-benzazepin und 
2-(5-Methyl-6-methoxy-naphthyl-2)-ethylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 28% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 140-143°G 
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Ben: C 69,88, H 7,64, N4,94, CI 6,25%; 
Gef.: C 69,06, H 7,57, N 4,84, CI 6,44%. 

Beispiel 138 

3-[2~(N-(2-(NaphthyM -oxy)-et^ 

pin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 3-[2-(Piperidyl-2)-ethy^ und 

2- (Naphthyl-l-oxy)-ethylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 27% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 146-148°C. 

Ben: C 60,06, H 7,29, N 5,20, CI 6,58%; 
Gef.: C 69,00, H7,07, N 5,31, CI 6,68%. 

Beispiel 139 

3- [2-(N-(2-(Naphthyl-l)-e^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 3-[2<Piperidyl-2)-ethyl]-7£ und 
2~(Naphthyl-l)-ethylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 24% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 148-150°C. 

Ben: C 71,18, H 7,51, N 5,36, CI 6,78%; 
Gef.: C 70,92, H 7,44, N 5,57, CI 7,06%. 

Beispiel 140 

3_[2-(N-(4-(Naphthyl-2-oxy)~bu^ 

pin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 3-[2-(Piperidyl-2)-ethyl]-7,8-dim^ und 

4- (Naphthyl-2-oxy)-butylbromid analog Beispiel L 
Ausbeute: 39% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 1 12- 1 14° C. 

Ber.: C 69,88, H 7,64, N 4,64, CI 6,25%; 
Gef.: C 69,69, H 7,58, N 4,82, CI 6,52°/o. 

Beispiel 141 

3-[2-(N-(2~(Naphthyl-2)-ethyQ 

drochlorid 

Hergestellt aus 3-[2-(Piperidyl-2)-ethyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4,5-tetrahydro-2H-3-benzazepin und 

2- (Naphthyl-2)-ethylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 41% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 120-122°C. 

Ber.: C 71,18, H 7,51, N 5,36, CI 6,78%; 
Gef.: C 71,10, H 7,31, N 5,40, CI 7,05%. 

Beispiel 142 

3- [2-(N-((2-Methyl-naphthyM)-m^ 

zepin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 3-[2-(Piperidyl-2)-ethyl>7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4,5-tetrahydro-2H-3-benzazepin und 
l-Chlormethyl-2-methyl-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 24% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 144— 146° C. 

Ber.: C 71,18, H 7,51, N 5,36, CI 6,78%; 
Gef.: C 70,93, H 7,38, N 5,48, CI 6,89%. 
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Beispiel 143 

3-[(N-(2-(Naphthyl-2)-ethyl)-hexah^ 

zazepin-hydrochlorid 

Hergestelit aus 3-[(Hexahydro-azepi^ 
und 2-(NaphthyI-2)-ethyIbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 58% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 204 -205° C. 

Ben: C 71,18, H 7,52, N 5,36, CI 6,78%; 
Gef.: C 71,41, H 7,51, N 5,35, CI 6,50%. 

Beispiel 144 

3- [(N-(2-(Naphthyl-2)-et^ 

drochlorid 

Hergestelit aus 3-[(Piperidyl-3)-methylp und 
2-(Naphthyl-2)-ethylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 35% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 239-240° C. 

Ber.: C 70,78, H 7,33, N 5,50, CI 6,96%; 
Gef.: C 70,70, H 7,10, N 5,46, Ci 7,16%. 

Beispiel 145 

3-[(N-((NaphthyI-2)-methy^ 

Hergestelit aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4,5-tetrahydro-2H-3-benzazepin und 

2- Brommethyl-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 27% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 176- 177° C. 

Ber.: C 75,95, H 7,47, N 6,1 1 % ; 
Gef.: C 76,11, H 7,28, N6,10%. 

Beispiel 146 

3.[(N-(4-(Naphthyl-2-oxy)-butyl)-pipe 

pin-hydrochlorid 

Hergestelit aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4,5-tetrahydro-2H-3-benzazepin und 

4- (Naphthyl-2-oxy)-butylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 24% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 196- 197°C. 

Ber.: C 69,48, H 7,47, N 5,06, CI 6,41%; 
Gef.: C 69,30, H 7,36, N4,99, CI 6,56%. 

Beispiel 147 

3- [(N-(4-(NaphthyM)-ethyO 

drochlorid 

Hergestelit aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4,5-tetrahydro-2H-3-benzazepin und 

2- (Naphthyl-l)-ethylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 18% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 230-231°G 

Ber.: C 70,78, H 7,33, N 5,50, CI 6,96%; 
Gef.: C 70,71, H 7,07, N5,67, CI 6,99%. 

Beispiel 148 

3- [(N-(2-(Naphthyl-l-oxy)-ethy^ 

hydrochlorid 
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Hergestellt aus 3-[(Piperidyl-3)-methylp und 

2- (NaphthyM-oxy)-ethylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 40% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 214-215°C. 

Ber.: C 68,62, H 7,10, N 5,34, CI 6,75%; 
Gef.: C 68,40, H 7,10, N 5,21, CI 6,77%. 

Beispiel 149 

3- [(N-((2-Methyl-naphthyi4)-methyl)-piperidyl-3)-methyl> 

zepm-hydrochlorid 

Hergestellt aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-7,8-dim^ und 

1- ChIormethyl-2-methyl-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 67% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 242 - 243° C. 

Ben: C 70,78, H 7,33, N 5,50, CI 6,96%; 
Gef.: C 70,50, H 7,22, N 5,34, CI 6,89%. 

Beispiel 150 

3-[(N-(2-(6-Methoxy-naphthyl^ 

zazepin-hydrochlorid 

Hergestellt aus S-KPiperidyl-Sj-methyq-^S-dimethoxy^-oxo^^AS^etrahydro^H-S-benzazepin und 

2- (6-Methoxy-naphthyi-2)-ethylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 50% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 156—157° C. 

Ber.: C 74,07, H 7,62, N 5,57%; 
Gef.: C 73,90, H 7,55, N 5,64%. 

Beispiel 151 

3.[(N-(2-(5-Methyl-6-m^ 

2H-3-benzazepin-hydrochiorid 

Hergestellt aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4,5-tetrahydro~2H-3-benzazepin und 
2-(5-Methyl-6-methoxy-naphthyi)-ethylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute:53% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 240-241°C. 

Ber.: C 69,48, H 7,47, N 5,06, CI 6,41%; 
Gef.: C 69,58, H 7,48, N 5,00, CI 6,54%. 

Beispiel 152 

2-[N-(2-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-e^ 

chlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-5,6-dimethoxy-l,3-dihydro-isoindol und 2-(3,4-Dimethoxy-phenyl)-et- 
hylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 68% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 225-226°C. 

Ber.: C 63,60, H 7,18, N 5,20, Ci 7,22%; 
Gef.: C 63,61, H 7,30, N 5,70, CI 7,44%. 

Beispiel 153 

2-[(N-(2-(6-Methoxy-naph^ 

chlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyI]-5,6-dimethoxy-l-oxo-l,3-dihydro-isoindol und 2-(6-Methoxy-napht- 
hyl-2)-ethylbrornid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 75% der Theorie, 
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Schmelzpunkt: 234-236°C. 

Ber.: C 68,16, H 6,90, N 5,48, CI 6,94%; 
Gef.: C 68,10, H 7,10, N 5,39, CI 7,10%. 

Beispiel 154 

2-[(N-(2-(Naphthyl-l-oxy)-ethyty^ 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-5,6-dimethoxy-l-oxo-l,3-dihydro-isoindol und 2-(Naphthyt-l-oxy)-et- 
hylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 60% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 150- 152° C 

Ber.: C 67,66, H 6,69, N 5,63, CI 7,13%; 
Gef.: C 67,50, H 6,76, N 5,74, CI 7,54%. 

Beispiel 155 

2-[(N-(2-(4-Methyl-phenyl)-et^ 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-5,6-dimethoxy-l-oxo-isoindol und 2-(4-Methyl-phenyl)-ethyibromid 
analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 57% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 134- 136°C 

Ber.: C 73,50, H 7,90, N 6,86%; 
Gef.: C 73,40, H 8,04, N 7,06%. 

Beispiel 156 

2-[(N-(2-(3-Methoxy-phenyl)-e^ 

rid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-5,6-dimethoxy-l-oxo-isoindol und 2-(3-Methoxy-phenyl)-ethylbromid 
analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 54% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 226-228° C. 

Ber.: C 65,28, H 7,01, N 6,09, CI 7,71%; 
Gef.: C 65,30, H 7,37, N 5,91, CI 7,61%. 

Beispiel 157 

2-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-naphthyl-2)-ethyI)-piperidyl-3)-methyl]-5,6-dimethyl4 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)-methyl]-5,6-dimethoxy-l-oxo-l,3-dihydro-isoindol und 2-(5-Methyl-6-me- 
thoxy-naphthyl-2)-ethylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 38% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 214-216° C. 

Ber.: C 68,62, H 7,10, N 533, CI 6,75%; 
Gef.: C 68,94, H 7,23, N 4,98, CI 6,61%. 

Beispiel 158 

2-[(N-(2-(4-Nitro-phenyl)-ethyl)-piperidy^ 

Hergestellt aus 2-[(Piperidyl-3)~methyl]-5,6-dimethoxy-l-oxo-l,3-dihydro-isoindol und 2-(4-Nitro-phenyl)-et- 
hylbromid analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 79% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 215-218°C. 

Ber.: C 60,56, H 6,35, N 8,83, CI 7,45%; 
Gef.: C 60,41, H 6,26, N 8,84, CI 7,62%. 
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Beispiel 159 

3-[(N-(2-(TOeny^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-73-dimethoxy-2-oxo43,4,5-tetrahydro-2H-3-benzazepin und 

2- (2-Brom-ethyl)-thiophen analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 43% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 232-236° C. 

Ben: C 61,99, H 7,15, N 6,02, CI 7,62, S 6,89%; 
Get: C 61,90, H 7,06, N 5,78, CI 7,96, S 6,84%. 

Beispiel 160 

3-[(N-(2-(Thienyl-3)-ethy^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 3{(Piperidyl-3)-methy^^ und 

3- (2-Brom-ethyl)-thiophen analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 36% der Theorie, 

Schmelzpunkt: sintert bei 75-80°C, schmilzt bei225-230°C 

Ben: C 61,99, H 7,15, N 6,02, CI 7,62, S 6,89%; 
Gef.; C 62,00, H 7,08, N 5,98, CI 8,43, S 6,62%. 

Beispiel 161 

3-[(N-(4-(Thienyl-2)-butyl)-pi^^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy^ " nd 

2- (4-Brorn-butyl)-thiophen analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 68% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 190- 196° C. 

Ben: C 63,33, H7,56, N5,68, CI 7,19, S6,50%; 
Gef.: C 63,18, H 7,72, N 5,72, CI 7,29, S6,59%. 

Beispiel 162 

3- [(N<2-(Benzo[b]furyl-2)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimetho 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-^ und 

2- (2-Brom-ethyl)-benzo[b]furan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 22% der Theorie, 
Schmelzpunkt: oberhalb 216° C (Zers.). 

Ber.: C 67,39, H 7,07, N 5,61%; 
Gef.: C 67,14, H 7,36, N 5,53%. 

Beispiel 163 

3- [(N-(2<Benzo|>]thienyl-3)-ethyl)-piperidyl-3)-m 

pin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 3{(Piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimeto und 
3-(2-Brom-ethyl)-benzo[b]thiophen analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 73% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 70- 75° C (Zers.). 

Ber.: C 65,29, H 6,85, N 5,44%; 
Gef.: C 65,10, H 6,87, N 5,73%. 

Beispiel 164 

3-[(N-(2-(4-Methoxy-benzo[b]^ 
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2H-3-benzazepin-hydrochlorid 

Hergestellt aus a-KPiperidyl-Sj-methyll-Z^-dimethoxy^-oxo^^^^-tetrahydro^H-S-benzazepin und 
3-(2-Chlorethyl)-4-methoxy-benzo[b]thiophen analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 25% der Theorie, 
Schmelzpunkt:85-105°C(Zers.). 

Ben: C 63,96, H 6,84, N 5,14, CI 6,50, S 5,88%; 
Gef.: C 63,95, H 6,85, N 4,99, CI 6,53, S 5,75%. 

Beispiel 165 

3-[(N-(2-(6-Methylsulfonyloxy-ber^ 

hydro-2H-3-benzazepin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-7,8-dim^ und 
3-[2-(MethyIsulfonyloxy)-ethyl]-6-methylsulfonyloxy-benzo[b]thiophen analog Beispiel 1. 

Ausbeute: 55% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 90° C (Zers.). 

Ben: C 57,18, H 6,12, N 4,60, CI 5,82, S 10,53%; 
Gef.: C 57,25, H 6,14, N 4,50, CI 5,97, S 10,36%. 

Beispiel 166 

3-[(N^5-(TOenyI-2)-pentyl^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 3-[(Piperidyl-3)methyl]-7£ und 
2-(5-Methylsulfonyloxy-pentyl)-thiophen analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 39% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 177° C. 

Ber.: C 63,95, H 7,75, N 5,52, CI 6,99, S 6,32%; 
Gef.: C 63,70, H 7,92, N 5,40, CI 7,24, S 6,62%. 

Beispiel 167 

3-[(N-(2<Furyl-2)-ethyl)-piperidy^ 

chlorid 

Hergestellt aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4,5-tetrahydro-2H-3-benzazepin und 

2- (2-Methylsulfonyloxy-ethyl)-furan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 44% der Theorie, 

Schmelzpunkt: 205-215°G 

Ber.: C 64,20, H 7,41, N 6,24, CI 7,90%; 
Gef.: C 64,00, H 7,45, N 6,00, CI 7,80%. 

Beispiel 168 

3- [(N-(3-(Furyl-2)-propyl)-piperidy 

chlorid 

Hergestellt aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-l,3,4^-tetrahydro-2H-3-benzazepin und 3-(Fu- 
ryl-2)-propion-aldehyd analog Beispiel 9. 
Ausbeute: 11% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 201 -206°C. 

Ben: C 64,85, H 7,62, N 6,05, CI 7,66%; 
Gef.: C 64,88, H 7,76, N 5,93, CI 7,55%. 

Beispiel 169 

3-[(N-(6-(Thienyl-2)*^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethoxy-2-oxo-13A5-tetrahydro-2H-3-benzazepin und 
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2- (6-Methylsulfonyloxy-hexyl)-thiophen analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 27% der Theorie, 
Schmelzpunkt:160°C 

Ber.: C 64,39, H 8,10, N5,40, CI 6,79%; 
Gef.: C 64,55, H 7,90, N 5,23, CI 7,00%. 

Beispiel 170 

3 _[(N -(3-(i n dolyl-3)-propyl)-pi^ 

drochlorid 

Hergestellt aus 3-[(Piperidyl-3)-methyl]-7^ und 

3- (3-Methylsulfonyloxy-propyl)-indol analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 19% der Theorie, 

Schmelzpunkt: > 80° C (Zers.). 

Ber.: C 60,42, H 6,30, N 6,45% ; 
Gef.: C 60,32, H 6,57, N 6,67%. 

Beispiel 171 

3-[(N-(2-(IndolyI-3)-ethyl)-p^^ 

chlorid 

Hergestellt aus S-KPiperidyl^J-methyll^^-dimethoxy^-oxo- 1,3,4,5- tetrahydro-2H-3-benzazepin und 
3-(2-Methylsulfonyloxy-ethyl)-indol analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 23% der Theorie, 
Schmelzpunkt: > 80° C (Zers.). 

Ben: C 65,53, H 6,42, N 7,69%; 
Gef.: C 65,33, H 6,55, N 7,80%. 

Beispiel 172 

2-[(N-(3<Naphthyl-2-oxy)-propyl)-hexahydro-azepinyl-3)-methyl]-6,7-methylendioxy-l-ox 

Hergestellt aus 6,7-Methylendioxy-l-oxo-l,3,4,5-tetrahydro-isochinolin und 3-Chlormethyl-[N-(3-naphthyl- 
2-oxy)-propyl]-hexahydro-azepin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 21% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 74-76° C. 

Ber. ( x 2 H 2 0): C 64,45, H 7,02, N 5,01, CI 6,34%; 
Gef.: C 64,32, H 7,20, N 5,28, CI 6,44%. 

Beispiel 173 

2-[(N-(3^Naphthyl-2)-propyl^ 

Hergestellt aus 6,7-Dimethyl- 1 -oxo- 1 ,3,4,5-tetrahydro-isochinolin und 3-(p-Toluolsulf ony loxy me- 
thyl)-N-[3-(naphthyi-2)-propyl]-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute : 20% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 72-76°C. 

Ber. ( x H 2 0): C 72,41, H 7,75, N 5,82, CI 7,36%; 
Gef.: C 72,27, H 7,85, N 5,70, CI 7,96%. 

Beispiel 174 

2 -[(N<3-(5,6-Dimethoxy-napta 

isochinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 6,7-Dimethyl-l-oxo-l,3,4,5-tetrahydro-isochinolin und 3-(p-ToIuolsulfonyIoxyme- 
thyl)-N-[3-(5,6-dimethoxy-naphthyl-2-oxy)-propyl]-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 9,5% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 60-63° C. 

Ber.( x H 2 0): C 63,20, H 7,01, N 4,75, CI 6,02%; 
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Gef.: C 63,40, H7,04, N4,49, CI 6,38%. 

Beispiel 175 

2-[(N-(3-(5,6-Dimethoxy-naphthyl-2-oxy)-pro^ 

1,23,4-tetrahydro-isochinoHn-hydrochlorid 

Hergestellt aus 6,7-Dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 3-(p-Toluolsulfonyloxyme- 
thyl)-N-[3-(5,6-dimethoxy-naphthyl-2-oxy)-propyI]-hexahydro-azepin analog Beispiel 2, 
Ausbeute: 63,2% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 199-201°C. 

Ber.: C 66,15, H 7,23, N 4,67, CI 5,92%; 
Gef.: C 65,99, H 7,00, N 4,44, CI 6,02%. 

Beispiel 176 

2-[(N-(3<5,6-Dimethoxy-naph 

dro-isochinolin-dihydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(5,6-Dimethoxy-naphthyl-2-oxy 
thoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran/Ether analog Bei- 
spiel 3. 

Ausbeute: 86,3% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 114- 116°G 

Ber.: C 61,97, H 7,56, N4,38, CI 11,08%; 
Gef.: C 62,05, H 7,65, N 4,06, CI 10,84%. 

Beispiel 177 

2-[(N-(2-(Methoxy-phenyl)-ethyl)-p^ 

drochiorid 

Hergestellt aus 2-[(N^2<4-Methoxy-phenyl)-ethyl)-py^ 
trahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid/Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 86,7% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 213-215°C. 

Ber.: C 60,49, H 6,98, N 5,87, CI 14,88%; 
Gef.: C 60,59, H 6,96, N 5,84, CI 14,98%. 

Beispiel 178 

2-[(N-(3-(3,4-Dimethoxy-phenoxy)-propy 

isochinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus l-Oxo-l,2,3,4-tetrahydro-6,7-methylendioxy-isochinolin und N-[3-(3,4-Dimethoxy-phe- 
noxy)-propyl]-3-benzo-sulfonyloxymethyl-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 57,4% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 108- 110° C. 

Ber.: C 59,76, H6,74, N5,35, CI 7,02%; 
Gef.: C 60,07, H 6,87, N 5,23, CI 7,61%. 

Beispiel 179 

2-[(N<2<4-Methoxy-phenyl)-ethyO 

lin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 1 -Oxo- 1 A3,4-tetrahydro-6,7-methylendioxy-isochinolin und N-[2-(4-Methoxyphe- 
nyl)-ethyl]-3-benzoIsulfonyloxymethyl-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 54,7% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 105- 108°G 

Ben: C 62,26, H 6,74, N 6,05, CI 7,97%; 
Gef.: C 62,34, H6,74, N5,88, CI 8,05%. 



59 



OS 37 17 561 



Beispiel 180 

3-[(N-(3-(4-Methoxy-N-methyI-ph^ 

trahydro-2H-benzazepin-dihydrochIorid 

Hergestellt aus 2-(Piperidyl-3-methyl)-7,8-methylendioxy-2-oxo-13,4,5-tetrahydrO"2H-benzazepin und 
1 -Chlor-3-(4-methoxy-N-methyI-phenylamino)-propan analog Beispiel 1. 
Ausbeute: 24,2% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 2 1 9 - 22 1° C. 

Ber.: C 58,94, H 7,25, N 7,61%; 
Gef.: C 59,08, H 7,45, N 7,75%. 

Beispiel 181 

3-[(N-(2<6-Methyl-pyri^ x 2,5 

HClxH 2 0 

Hergestellt aus 3-[(N-(2-(6-Methyl-pyridy^ 
dro-2H-3-benzazepin und Lithmmaluminiumhydrid in Diethylether und Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 50% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 80-91° C (amorph). 

Ber.: C 61,68, H 8,18, N8,63, CI 18,21%; 
Gef.: C 61,55, H 8,36, N 8,44, CI 18,10%. 

Beispiel 182 

3-[(N-(2-(6-Methyl-pyridyi-2)-ethyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-7,8-dim 

pin-dihydrochlorid-semihydrat 

Hergestellt aus 3-[(N-(2-(6-MethyI-pyridyl-2)-ethyl)^^ 
2H-3-benzazepin mit 10%igem Palladium/Kohle bei 5 bar Wasserstoff und bei 80° C in Ethanol analog Bei- 
spiel 5. 

Ausbeute: 92% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 86 — 94° C (amorph). 

Ber.: C 63,41, H 7,66, N 8,87, CI 14,97%; 
Gef,: C 63,52, H 7,14, N 8,81, CI 14,94%. 

Beispiel 183 

2-[(N-(3-(6-Methoxy-naphthyl-2-oxy)-propyl)-pyrroIidyl-3)-methyl]-6,7-dimethyN 

chinolin 

Hergestellt aus 6,7-Dimethoxy-l-oxo-l, 2,3,4- tetrahydro-isochinolin und 3-(p-ToIuolsulfonyloxyme- 
thyl)-N-[3-(6-methoxy-naphthyl-2-oxy)-propyl]-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 44,7% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 102- 104° C. 

Ber.: C 76,24, H 7,68, N 5,93%; 
Gef.: C 75,90, H 7,62, N 5,94%. 

Beispiel 184 

2- [(N-(3-(6-Methoxy-naphthyI-2-oxy)-pro^^^ 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(6-Methoxy-naphthy^ 
1,2,3,4-tetrahydro-isochinoIin und Lithiumaluminiumhydrid in Tetrahydrofuran und Ether analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 68% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 106- 108°C. 

Ber.: C 73,44, H 7,82, N 5,7 1 % ; 
Gef.: C 73,26, H 7,72, N 5,81%. 

Beispiel 185 

3- [(N-(3-(Indolyi-3)-propy^ 
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monohydrat 

Hergestellt aus 3-[(N-(3-(Indolyl-3)-propyl)-pyrrolidyI-3)-methyI]-7,8-methylendioxy-2-oxo 
2H-3-benzazepin mit 20°/oigem Palladium/Kohle bei 5 bar Wasserstoff in Ethanol bei 80° C analog Beispiel 5. 
Ausbeute: 40% der Theorie, 
Schmelzpunkt : 67 - 74° C 

Ber.: C 69,95, H 7,17, N 9,06%; 
Gef.: C 70,00, H 7,03, N 8,97%. 

Beispiel 186 

3-[(N<2^6-Methyl-pyridyl-2)-ethyl)-methyl]-7,8-(fim 

semihydrat 

Hergestellt aus 7,8-Dimethyl-2-oxo-l,3-dihydro-2H-3-benzazepin und 3-Chlormethyl-N-[2-(6-methyl-pyridyl- 
2)-ethyl]-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 81% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 86-98°C (amorph). 

Ber.: C 63,68, H 7,27, N 8,91, CI 15,04%; 
Gef.: C 63,39, H 7,43, N 8,87, CI 14,93%. 

Beispiel 187 

2-[(N<3-(3-Methylphenoxy)-pro 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 6,7-Dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinoIin und N-[3-(3-Methylphenoxy)-pro- 
pyl]-3-benzolsulfonyloxymethyl-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 75,6% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 106- 109° C (amorph). 

Ber.: C 63,95, H 7,75, N 5,52, CI 7,25%; 
Gef.: C 64,66, H 7,91, N 5,48, CI 7,28%. 

Beispiel 188 

2-[(N-(2-(5-Methyl-6-methoxy-n^^ 

chinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 6,7-MethyIendioxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydrO"isochinolin und 3-(p-Toluolsulfonyloxyme- 
thyl)-N-[2-(5-methyl-6-methoxy-naphthyl)-ethyl>pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 27,1% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 249-251°C. 

Ber.: C 68,43, H 6,53, N 5,50, CI 6,96%; 
Gef.: C 68,47, H6,66, N5,30, CI 7,16%. 

Beispiel 189 

2-[(N<3-(Naphthyl-2)-propyl)-pyr^ 

Hergestellt aus 6,7-Dimethoxy-l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinoiin und 3-(p-Toluolsulfonyloxyme- 
thyl)-N-[3-(naphthyl-2)-propyl]-pyrrolidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 20,2% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 84-86° C. 

Ben: C 67,88, H7,26, N5,46, CI 6,91%; 
Gef.: C 67,86, H7,40, N5,40, CI 7,17%. 

Beispiel 190 

2-[(N-(3-(3,4-Dimethoxyphenoxy)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy4,2,3,4-tetrahydro4sochinolin-^ 

hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(N-(3-(3,4-Dimethoxyphenoxy)-propyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-6,7-dimethoxy-l-oxo- 
1,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Diethylether und Tetrahydrofuran analog Bei- 
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spiel 3. 

Ausbeute: 92,3% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 220 - 22 1 0 C 

Ber.: C 59,20, H 6,88, N 5,31, CI 13,44%; 
Gef.: C 59,28, H 6,97, N 5,20, CI 13,44%. 

Beispiel 191 

2-[(M-(2-(3 ? 4-Dimethoxyp^ 

Hergestelit aus 6,7-DimethyM-oxo4,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und N-[2-(3,4-Dimethoxyphe 
nyl)-ethyl]-3-benzosulfonyloxymethyl-pyrroIidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 70% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 168- 170°C 

Ber.: C 73,90, H 8,1 1, N 6,63%; 
Gef.: C 73,96, H 8,1 1, N 6,55%. 

Beispiel 192 

2-[(N-(3-(4-Methoxyphenoxy)-propyl)-piperidyl-3)-methyl]-6,7-dimeth^ 

hydrochlorid 

Hergestelit aus 6,7-Dimethoxy-l-oxo-lA3,4-tetrahydro-isochinoiin und N-[3-(4-Methoxyphenoxy)-pro 
py!]-3-benzosulfonyloxymethyl-piperidm analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 78,7% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 98- 102° C. 

Ber.: C 63,08, H 7,51, N 5,35, CI 7,02%; 
Gef.: C 62,87, H 7,69, N 5,16, CI 7,28%. 

Beispiel 193 

2-[(N-(3-(3-Methoxyphenyl)-propy^ 

hydrochlorid 

Hergestelit aus 6,7-Dimethoxy~l-oxo-l,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und N-[3-(3-Methoxyphenoxy)-pro 
pyl]-3-benzosulfonyloxymethyl-piperidin analog Beispiel 2. 
Ausbeute: 87% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 103- 105° C. 

Ber.: C 64,21, H 7,38, N5,55, CI 7,02%; 
Gef.: C 64,00, H 7,55, N 5,37, CI 7,12%. 

Beispiel 194 

2-[(N-(3-(3-Methoxyphenoxy^ 

drochlorid 

Hergestelit aus 2-[(N-(3<3-Methoxyphenoxy)-propylto 
hydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Diethylether und Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 

Ausbeute: 95,4% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 190-173°C. 

Ber.: C 60,43, H 7,70, N 5,22, CI 13,21%; 
Gef.: C 60,50, H 7,71, N 4,91, CI 12,97%. 

Beispiel 195 

2-[(N-(2-(3,4-Dimethoxyph 

drochlorid 

Hergestelit aus 2-[(N-(2-(3,4-Dimethoxyphenyl)-ethyl)-pyrrolidyl-3)-methyl]-6,7-dimethyl- 1 -oxo- 1,2,3,4- tetra- 
hydro-isochinolin und Lithiumaluminiumhydrid in Diethylether und Tetrahydrofuran analog Beispiel 3. 
Ausbeute: 94,1% der Theorie, 
Schmelzpunkt: 260-262°C 
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Ber.: C 64,85, H 7,96, N 5,82, CI 14,73%; 
Gef.: C 64,60, H 8,11, N 5,91, CI 14,67%. 

Beispiel 196 

2- [(N-(3-(6-Methoxy-naphthyl-2-ox^ 

isochinolin-hydrochlorid 

Hergestellt aus 2-[(Azacyclooctyl-3)-methyl)-6,7-dimethoxy- 1 -oxo- 1 ,2,3,4-tetrahydro-isochinolin und 
2-(3-Chlorpropoxy)-6-methoxy-naphthalin analog Beispiel 1. 
Ausbeute:24,4% derTheorie, 
Schmelzpunkt: 176- 178° C. 

Ber.: C 67,96, H 7,43, N 4,80, CI 6,08%; 
Gef.: C 67,74, H 7,29, N 4,71, CI 6,23%. 

Beispiel I 

Tabletten zu 7,5 mg 

3- [(N-2-(Naphthyl-2)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimeth^ 

drochlorid 



Zusammensetzung: 
1 Tabiette enthalt: 



Wirksubstanz 7,5 mg 

Maisstarke 59,5 mg 

Milchzucker 48,0 mg 

Polyvinylpyrrolidon 4,0 mg 

Magnesiumstearat 1,0 mg 



120,0 mg 

Herstellungsverfahren 

Der Wirkstoff, Maisstarke, Milchzucker und Polyvinylpyrrolidon werden gemischt und mit Wasser bef euchtet. 
Die feuchte Mischung wird durch ein Sieb mit 1,5 mm-Maschenweite gedriickt und bei ca. 45°C getrocknet. Das 
trockene Granulat wird durch ein Sieb mit 1,0 mm-Maschenweite geschlagen und mit Magnesiumstearat ver- 
mischt. Die fertige Mischung preBt man auf einer Tablettenpresse mit Stempeln von 7 mm Durchmesser, die mit 
einer Teilkerbe versehen sind, zu Tabletten. 
Tablettengewicht: 120 mg. 

Beispiel II 

Dragees zu 5 mg 
3.[(N-(2-(Naphthyl-2)-ethyl)-piperidyI-3)-methyl]-7,8-dimetho 

drochlorid 

1 Drag6ekern enthalt: 



Wirksubstanz 5,0 mg 

Maisstarke 41,5 mg 

Milchzucker 30,0 mg 

Polyvinylpyrrolidon 3,0 mg 

Magnesiumstearat 0,5 mg 

80,0 mg 



Herstellungsverfahren 

Der Wirkstoff, Maisstarke, Milchzucker und Polyvinylpyrrolidon werden gut gemischt und mit Wasser be- 
f euchtet. Die feuchte Masse druckt man durch ein Sieb mit 1 mm-Maschenweite, trocknet bei ca. 45° C und 
schlagt das Granulat anschlieBend durch dasselbe Sieb. Nach dem Zumischen von Magnesiumstearat werden auf 
einer Tablettiermaschine gewolbte Drageekerne mit einem Durchmesser von 6 mm gepreBt. Die so hergestell- 
ten Drageekerne werden auf bekannte Weise mit einer Schicht uberzogen, die im wesentlichen aus Zucker und 
Talkum besteht. Die fertigen Dragees werden mit Wachs poliert. 
Drageegewicht: 130 mg. 
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Beispiel III 
Ampullen zu 5 mg 

3-r(N~(2-(Naphthyl-2)-e^ 

drochlorid 

1 Ampulleenthalt: 

Wirksubstanz 5,0 mg 

10 Sorbit 50,0 mg 

Wasser fur Injektionszwecke ad 2,0 mg 

Herstellungsverfahren 

15 In einem geeigneten AnsatzgefaB wird der Wirkstoff in Wasser fur Injektionszwecke gelost und die Losung 

mi Na°c^ Membranfilter wird die Losung unter N 2 -Begasung in gereinigte und sterilisierte 

Ampullen abgefullt und 20 Minuten im stromenden Wasserdampf autoklaviert. 

20 Beispiel IV 

Suppositorien zu 10 mg 

3-r(N-(2-(Naphthyl-2)^^ 

drochlorid 

1 Zapfchen enthalt: 

Wirksubstanz °» 010 S 

Hartf ett (z. B. Witepsoi H 19 und W 45) 1,690 g 

1,700 g 

Herstellungsverfahren 

Das Hartfett wird geschmolzen. Bei 38°C wird die gemahiene Wirksubstanz in der Schmelze homogen 
35 dispergiert. Es wird auf 35° C abgekiihlt und in schwach vorgekuhlte Suppositorienformen ausgegossen. 

Beispiel V 

Tropfenlosung mit 10 mg 
40 3-r(N-(2-(Naphthyl-2)-ethyl)-piperidyl-3)-methyl]-7,8-dimethox^ 

drochlorid 

100 ml Losungen enthalten: 

45 Wirksubstanz °» 2 £ 

Hydroxyethylcellulose 0,15 g 

Weinsaure 0,1 g 

Sorbitlosung 70% Trockensubstanz 30,0 g 

Glycerin 10 >°S 

so Benzoesaure 0,15 g 

Dest Wasser ad 100 ml 

Herstellungsverfahren 

55 Dest Wasser wird auf 70°C erhitzt Hierin wird unter Riihren Hydroxyethylcellulose Benzoesaure und 
5 Wdn aure gel5st Es wird auf Raumtemperatur abgekiihlt und hierbei das Glycenn und die ^Mmm 

Riihren zugegeben. Bei Raumtemperatur wird der Wirkstoff zugegeben und bis zur volhgen Aufiosung geruhrt. 

AnschlieBend wird zur Entliiftung des Saftes unter Riihren evakuiert. 

60 



25 



30 



65 



64 



